SK 748-2001 A3

SLOVENSKA REPUBLIKA i
ZVEREJNENA

(19) SK PATENTOVA PRIHLASKA

(22) Déatum podania prihlasky: 2. 12. 1999

(31)  Cislo prioritnej prihlasky: 198 55 850.3
199 36 705.1

(32) Détum podania prioritnej prihlasky: 4. 12. 1998
6. 8.1999

(33) Krajina alebo regionélna
organizéicia priority: DE, DE

(40)  Datum zverejnenia prihléSky: 3. 12. 2001
Vestnik UPV SR ¢&.: 12/2001

(62)  Cislo pdvodnej prihlasky
v pripade vylitenej prihlasky:

URAD L "
- (86)  Cislo podania medzinarodnej prihlasky
\"fifé"%?gwiﬂo podra PCT: PCT/EP99/09412

SLOVENSKEJ REPUBLIKY (87)  Cislo zverejnenia medzindrodnej prihlasky
podl'a PCT: WO00/34272

(11),21) Cislo dokumentu:

748-2001

(13)
(&)

Druh dokumentu: A3

Int. CL.7 ;

C07D413/10,
C07D231/20,
AOIN 43/74,
AO1IN 43/50

(71)  Prihlasovatel: BASF AKTIENGESELLSCHAFT, Ludwigshafen, DE;

(72) Pdvodca: Neidlein Ulf, Mannheim, DE;
Gtz Norbert, Worms, DE;
Misslitz Ulf, Neustadt, DE;
Gotz Roland, Neulussheim, DE;
Baumann Ernst, Dudenhofen, DE;
Yon Deyn Wolfgang, Neustadt, DE;
Kudis Steffen, Mannheim, DE;
Langemann Klaus, Worms, DE;
Mayer Guido, Neustadt, DE;
Witschel Matthias, Ludwigshafen, DE;
Otten Martina, Ludwigshafen, DE;
Westphalen Karl-Otto, Speyer, DE;
Walter Helmut, Obrigheim, DE;

(74) Zastupca: Zovicovi Viera, Mgr., Bratislava, SK;

(54) Nazov 3-(Heterocyklyl)benzoylpyrazolové derivaty

(57) Anotécia:

Su opisané 3-(heterocyklyl)benzoylpyrazolové derivaty
vzorca (I), v ktorom premenné maju nasledujiice vyznamy:
X znamena O, NH alebo N-alkyl; R! predstavuje nitrosku-
pinu, halogén,alkoxyskupinu, halogénalkoxyskupinu, al-
kyltioskupinu, halogénalkyltioskupinu, alkylsulfonz'lovﬁ
skupinu alebo halogénalkyl-sulfonylovii skupinu; R? R®,
R*, R® znamenaji vodik, alkylova skupinu alebo halogé-
nalkylovii skupinu; R® predstavuje halogén, nitroskupinu,
halogénalkylovi skupinu, alkoxylovi skupinu, halogénal-
koxylovi skupinu, alkyitioskupinu, halogénalkyltioskupi-
nu, alkylsulfonylovi skupinu alebo halogénalkylsulfonylo- RY R
vii skupinu; R” znamen4 hydroxylovi skupinu, alkoxylovi

skupinu, alkenyloxylovii skupinu, alkylsulfonyloxylova

skupinu, alkylkarbonyloxylovii skupmnu, (alkyltio)karbo-

nyloxylovi skupinu, fenylsulfonyloxylovii skupinu alebo

fenylkarbonyloxylovii skupinu, pritom fenylovy zvy$ok

méze boyt’ substituovany; R®, R® znamenaju alkylovi skupi-

nu; R' predstavuje vodik alebo alkylovii skupinu; a R"'

znamena vodik alebo alkylova skupinu; a ich pol'nohospo-

darsky vyuZitelnych soli. TieZ je opisany spdsob pripravy

tychto zliCenin a pouzitie pripravkov, ktoré ich obsahujd,

na ni¢enie $kodlivych rastlin.

(I)



3—(Heterocyklyl)benzoylpyrazolové derivaty

Podstata vynalezu

PredloZeny vynalez sa tyka 3—(heterocyklyl)benzoylpyrazolovych derivatov
véeobecného vzorca |

(1)

NN .
RY R? R®
v ktorom:
X znamena O, NH alebo N(C,—Cs—alkyl);
R’ predstavuje nitroskupinu, halogén, C.—C,-alkoxylovd skupinu, C-C

halogénalkoxylovii skupinu, C,—C,—alkyltioskupinu, C,—Chalogénalkyl-
tioskupinu, C;~Cs—alkylsulfonylovi skupinu alebo C:—C,~halogénalkyl-

sulfonylovu skupinu;

R?, R®’, R*, R® znamenaju vodik, C~C,-alkylovi skupinu alebo C-C,~
halogénalkylovu skupinu;

R® predstavuje halogén, nitroskupinu, C,~C,~halogénalkylovl skupinu, Cs-
Cs~alkoxylovua skupinu, C.~C,~halogénalkoxylovl skupinu, C=C.~
alkyltioskupinu, C—Cs—halogénalkyltioskupinu, C~Cs—alkylsulfonylovi
skupinu alebo C,—C,~halogénalkylsulfonylovi skupinu;

R’ znamena hydroxylovid skupinu, C,—Ce-alkoxylovii skupinu, Cs;~Cs—
alkenyloxylova skupinu, C:—Cs—alkylsulfonyloxylovi skupinu, C~Ce—
alkylkarbonyloxylovii skupinu, C;-C,-(alkyltio)karbonyloxylovii skupinu,
fenylsulfonyloxylovi skupinu alebo fenylkarbonyloxylovii skupinu, kde
fenylovy zvySok poslednych dvoch uvedenych substituentov méze byt
¢iastocne alebo uplne halogénovany a/alebo méZe niest jednu azZ tri



z nasledujlcich skupin, ako je nitroskupina, kyanoskupina, Ci—Cs—
alkylova skupina, C.-Cs,-halogénalkylova skupina, C;—C.-alkoxylova

skupina alebo C,—C~halogénalkoxylova skupina;
R®, R®  znamenaju C;—C,—alkylov(i skupinu;

R™ predstavuje vodik alebo C.-Cs—alkylovii skupinu; kde pocet atomov

uhlika vo zvyskoch R®, R’ a R' spoloéne predstavuje najviac 7,
R" znamena vodik alebo C;~C,—alkylov( skupinu;
a ich polnohospodarsky vyuzitelnych soli.

Okrem toho sa vyndlez tyka sposobov pripravy zlGcenin vSeobecného
vzorca |, kompozicii, ktoré ich obsahuji a pouzitia tychto derivatov alebo
kompozicii, ktoré ich obsahuiju, na ni¢enie skodlivych rastlin.

Pyrazol-4-yl-benzoylové derivaty su opisané v literatire, napriklad
v dokumentoch WO 96/26206 a WO 98/31681.

Avsak, herbicidne vlastnosti zlGcenin z doterajSieho stavu techniky a ich

kompatibilita s pofnohospodarskymi plodinami nie su dostatoéne uspokojivé.

Predmetom predioZzeného vynalezu je poskytnitf nové, predovietkym

herbicidne ucinné, zlGéeniny, ktoré vykazuju zlepsené viastnosti.

Zistili sme, Ze tento cief sa da dosiahnut pomocou 3-(heterocyklyl)-
benzoylpyrazolovych derivatov vzorca | a ich herbicidneho ucinku.

Okrem toho sme nasli herbicidne kompozicie, ktoré obsahuji zlugeniny
vzorca | a vykazuju velmi dobry herbicidny Gcinok. TaktieZ sme nasli spésuby na
pripravu tychto kompozicii a spdsoby niCenia neZiadlcej vegeticie s pouZitim
zlucenin vzorca I

V zavislosti od substitucného vzoru, zliceniny vzorca | méZu obsahovat

jedno alebo viac chirdlnych centier, pricom v takomto pripade s pritomné ako



enantioméry alebo zmesi diasterecizomérov. Vynalez poskytuje ako Cisté

enantioméry tak aj diastereoizoméry a ich zmesi.

Zliceniny vzorca | mdéZu byt tiez pritomné vo forme svojich
pofnohospodarsky vyuZitelnych soli, priCom druh soli zvyCajne nie je podstatny. Vo
vSeobecnosti st vhodné soli takych kationov alebo kyslé adicné soli takych
kyselin, ktorych katibny a aniény nepriaznivo neovplyviiuji herbicidny ucinok

zlucenin vzorca I.

Vhodnymi kationmi s predovSetkym idny alkalickych kovov, vyhodne litium,
sodik a draslik, kovov alkalickych zemin, vyhodne vapnik a horcik, a prechodnych
kovov, vyhodne mangan, med, zinok a Zelezo, a tieZ améniové soli, pricom, ak je
to potrebné, jeden az Styri atdbmy vodika tu moéZu byt nahradené substituentom,
ako je C,—C,~alkylova skupina, hydroxy-C;~C,~alkylova skupina, C;-C—alkoxy-
C~C~alkylova skupina, hydroxy—C,~C,—alkoxy—C:—C,~alkylova skupina, fenyl
alebo benzyl, vyhodne amoénium, dimetylaménium, diizopropylaménium,
tetrametylamoénium, tetrabutylaménium, 2-(2-hydroxyet—1—-oxy)et—1-ylaménium,
di(2-hydroxyet—1-yl)-amonium, trimetylbenzylaménium, okrem toho tieZ fosfoniové
iény, sulféniové idny, vyhodne tri(C,~C~alkyl)sulfénium, a sulfoxéniové idny,
vyhodne tri(C+~C —alkyl)-sulfoxonium.

Anionmi vyuzZitefnych kyslych adicnych soli si predovSetkym chlorid,
bromid, fluorid, hydrogensiran, siran, dihydrogenfosforeénan, hydrogen-
fosforeCnan, dusicnan, hydrogenuhliGitan, uhliCitan, hexafluérkremicitan,
hexaflu6rfosforecnan, benzoat a aniony C,~C,-alkdnovych kyselin, vyhodne

mravcan, octan, propionat a butyrat.

Organické molekulové Easti uvedené pre substituenty R' aZ R alebo ako
zvysky na fenylovych kruhoch st subornymi terminmi pre jednotlivé Specifikacie
jednotlivych Clenov skupiny. VSetky uhlovodikové retazce, tj. vietky alkylové,
alkylkarbonylové, halogénalkylové, alkoxylové, halogénalkoxylové, alkylkarbonyl-
oxylové, (alkyltio)karbonyloxylové, alkylsulfonyloxylové, alkyltio, halogénalkyitio,
alkylsulfonylové, halogénalkylsulfonylové, alkenylové a alkenyloxylové casti mozu
myt linedrny retazec alebo byt rozvetvené. Pokym nie je uvedené inak,



halogénované substituenty vyhodne nesG jeden aZ péat rovnakych alebo
rozdielnych atémov halogénu. Termin ,halogén* predstavuje v kaZdom pripade

fluér, chlér, brém alebo jod.
Prikladmi d'alSich vyznamov su:

- C,~Cs~alkylova skupina a alkylové ¢asti C,-C.—alkylkarbonylovej
skupiny a C,-C,-alkylkarbonyloxylovej skupiny: napriklad metyl, etyl,
propyl, 1-metyletyl, butyl, 1-metylpropyl, 2-metylpropyl a 1,1-
dimetyletyl;

- Ci—Ces~alkylova skupina a alkylové casti C.-Cs—alkylkarbonylovej
skupiny a C:~Cs-alkylkarbonyloxylovej skupiny: C;-C.~alkylova
skupina, ako je uvedené vyssie, a tieZ napriklad, pentyl, 1-metylbutyl,
2-metylbutyl, 3—-metylbutyl, 2,2-dimetylpropyl, 1-etylpropyl, hexyl, 1,1-
dimetylpropyl, 1,2~dimetylpropyl, 1-metylpentyl, 2-metylpentyl, 3—
metylpentyl, 4-metylpentyl, 1,1-dimetylbutyl, 1,2-dimetylbutyl, 1,3-
dimetylbutyl, 2,2-dimetylbutyl, 2,3~dimetylbutyl, 3,3—-dimetylbutyl, 1-
etylbutyl, 2—etylbutyl, 1,1,2-trimetylpropyl, 1-etyl-1-metylpropyl a 1-
etyl-3-metylpropyi;

- C~Cs-halogénalkylovd skupina: C.—C,~alkylovy zvySok, ako je
uvedené vyssie, ktory je Ciastocne alebo Upine substituovany fluérom,
chiérom, bromom a/alebo jodom, tj. naprikiad, chiérmetyl, dichiérmetyl,
trichiormetyl, fluérmetyl, difluérmetyl, trifluérmetyl, chlérfluérmetyl,
dichlérfluérmetyl, chlérdifluérmetyl, brommetyl, jodmetyl, 1-fluéretyl, 1-
chidretyl, 1-brometyl, 1-jodetyl, 2-fludretyl, 2-chidretyl, 2-bréometyl, 2-
jodetyl, 2,2-difludretyl, 2,2,2-trifludretyl, 2-chlér-2-fluéretyl, 2-chlér-2,2-
difludretyl, 2,2-dichlor-2-fludretyl, 2,2 2-trichiéretyl, pentafludretyl, 2-
fluérpropyl, 3-fluérpropyl, 2,2-difluérpropyl, 2,3-difludrpropyl, 2-chldr-
propyl, 3-chlérpropyl, 2,3-dichiérpropyl, 2-brémpropyl, 3-brémpropyl,
3,3,3-trifluérpropyl,  3,3,3-trichlérpropyl,  2,2,3,3,3-pentafluérpropyl,
heptafludrpropyl, 1-(fluérmetyl)-2-fluéretyl, 1-(chlérmetyl)-2-chléretyl, 1-



(bréommetyl)-2-brometyl, 4-fluorbutyl, 4-chiérbutyl, 4-brombutyl a
nonafiuérbutyl,

C—Cs-alkoxylova skupina: napriklad metoxy, etoxy, propoxy, 1-
metyletoxy, butoxy, 1-metylpropoxy, 2-metylpropoxy a 1,1-
dimetyletoxy;

C,~Cs—alkoxylova skupina: C,—Cs—alkoxylova skupina, ako je uvedené
vysSie, a tiez napriklad, pentoxy, 1-metylbutoxy, 2-metylbutoxy, 3—
metylbutoxy, 1,1-dimetylpropoxy, 1,2-dimetylpropoxy, 2,2-dimetyl-
propoxy, 1-etylpropoxy, hexoxy, 1-metylpentoxy, 2-metylpentoxy, 3-
metylpentoxy, 4-metylpentoxy, 1,1-dimetylbutoxy, 1,2-dimetylbutoxy,
1,3-dimetylbutoxy, 2,2-dimetylbutoxy, 2,3-dimetylbutoxy, 3,3-dimetyl-
butoxy, 1-etylbutoxy, 2-etylbutoxy, 1,1,2-trimetylpropoxy, 1,2,2-trimetyl-
propoxy, 1-etyl-1-metylpropoxy a 1-etyl-2-metylpropoxy;

C~C-halogénalkoxylova skupina: C;~Cs—-alkoxylovy zvySok, ako je
uvedené vyssie, ktory je Ciastocne alebo Upine substituovany fluérom,
chlérom, brémom a/alebo jodom, tj napriklad, flubrmetoxy,
difluérmetoxy, trifluérmetoxy, chiordifluérmetoxy, bromdifluérmetoxy, 2—
fluéretoxy, 2-chiéretoxy, 2-brommetoxy, 2-jédetoxy, 2,2—difluéretoxy,
2,2,2-trifludretoxy, 2—chlér—2-fludretoxy, 2—~chlor-2,2-difludretoxy, 2,2-
dichior-2-fludretoxy, 2,2,2-trichloretoxy, pentafludretoxy, 2-fluér-
propoxy, 3-flubérpropoxy, 2-chlérpropoxy, 3—chlérpropoxy, 2-brom-
propoxy, 3-~brémpropoxy, 2,2—difluérpropoxy, 2,3—difluérpropoxy, 2,3—
dichlérpropoxy, 3,3,3-trifludrpropoxy, 3,3,3-trichlérpropoxy, 2,2,3,3,3-
pentafludrpropoxy, heptafludrpropoxy, 1—(fludrmetyl)-2-fluéretoxy, 1-
(chlérmetyl)-2—chléretoxy, 1—(brommetyl)-2-brémetoxy, 4-fludrbutoxy,
4~chlérbutoxy, 4-brémbutoxy a nonafluérbutoxy;

C:—C,~alkyltioskupina a alkyltiolové casti C,-C,-(alkyltio)-karbonyl-
oxylovej skupiny: napriklad metyltio, etyltio, propyltio, 1~metyletyitio,
butyitio, 1-metylpropyltio, 2-metylpropyitio a 1,1-dimetyletyltio;



C,~C,~halogénalkyltioskupina: C.—C.-alkyltiolovy zvySok, ako je
uvedené vyssie, ktory je Giastocne alebo Uplne substituovany fluérom,
chiérom, bréomom a/alebo jédom, tj. napriklad fluérmetyitio,
difluérmetyitio, trifluérmetyitio, chlérdiflurmetylitio, brémdifluérmetyitio,
2-fluéretyltio, 2—-chloretyltio, 2-brometyltio, 2-jédetyltio, 2,2-
difludretyltio, 2,2 2-trifludretyltio, 2,2,2-trichléretyltio, 2—chlér-2-
fluéretyltio, 2—chlor-2,2—difludretyltio, 2,2—dichlér-2—fluéretyltio, penta-
fluéretyltio, 2-fluérpropyltio, 3—fludropropyltio, 2-chlérpropyitio, 3-
chlérpropylitio, 2-brompropyitio, 3-brémpropyltio, 2,2-difluérpropyltio,
2,3—difluérpropyltio, 2,3—dichlorpropyltio, 3,3,3-trifluérpropyltio, 3,3,3—
trichlérpropyltio, 2,2,3,3,3—pentafluérpropyltio, heptafluérpropyitio, 1-
(fluérmetyl)—2—fludretyltio,  1—(chlérmetyl)-2—chléretyitio,  1—(brém-
metyl)-2—brometyltio, 4—fludrbutyltio, 4—chlérbutyltio, 4-brombutyltio a

nonafludrbutyltio;

Ci—Csalkylsulfonyllova skupina (C~Cs-alkyl-S(=0)-), a alkyl-
sulfonylové casti C—C.—alkylsulfonyloxylovej skupiny: napriklad
metylsulfonyl, etylsulfonyl, propylsulfonyl, 1-metyletylisulfonyl,
butylsuifonyl, 1-metylpropylsulfonyl, 2-metylpropylsulfonyl a 1,1-
dimetyletylsulfonyl;

C—Ces—alkylsulfonylova skupina, a alkylsulfonylové ¢asti Ci—=Ce—
alkylsulfonyloxylovej skupiny: C:~Cs—-alkylsulfonylovy zvySok, ako je
uvedené vysSie, a tiez napriklad, pentylsulfonyl, 1-metylbutyisulfonyl,
2-metylbutylsulfonyl, 3-metylbutylsulfonyl, 1,1-dimetylpropylisulfonyl,
1,2—dimetylpropylisulfonyl,  2,2-dimetylpropylsulfonyl, = 1-etylpropyl-
sulfonyl, hexylsulfonyl, 1-metylpentylsulfonyl, 2-metylpentylsulfonyl, 3—
metylpentylsulfonyl, 4-—metylpentylsulfonyl, 1,1-dimetylbutylsulfonyi,
1,2—dimetylbutyisulfonyl, 1,3—dimetylbutyisulfonyl, 2,2—dimetyl-butyl-
sulfonyl, 2,3-dimetylbutylsulfonyl, 3,3-dimetylbutylsulfonyl, 1-etyl-
butylsulfonyl, 2-etylbutylsulfonyl, 1,1,2-trimetylpropylisulfonyl, 1,2,2-
trimetylpropylsulfonyl, 1-etyl-1-metylpropylisulfonyl a 1-—etyl-2-metyl-
propylsulfonyl;



C,—C.~halogénalkylsulfonylova skupina: C;~C,~alkylsulfonylovy zvysok,
ako je uvedené vysSie, ktory je CiastoCne alebo Upine substituovany
flubrom, chlérom, bromom al/alebo jodom, tj. napriklad,
flubrmetylsulfonyl, difluérmetylsulfonyl, trifluérmetyisulfonyl, chlor-
difluérmetylsulfonyl, bromdifluérmetylsulfonyl, 2-fluéretylsulfonyl, 2-
chléretylsulfonyl, 2-brémetylsulfonyl, 2-jodetylsulfonyl, 2,2-difluér-
etylsulfonyl, 2,2,2-trifludretylsulfonyl, 2-chlér—2-fluéretylsulfonyl, 2-
chlor-2,2-difludretyl-sulfonyl, 2,2-dichlor-2-fluéretylsulfonyl, 2,2,2—
trichléretylsulfonyl, pentafluér-etylsulfonyl, 2-fluérpropylsulfonyl, 3—
fluérpropylsulfonyl, 2-~chlorpropyisulfonyl, 3-chlorpropylsulfonyl, 2-
brémpropylsulfonyl, 3-brompropylsuifonyl, 2,2-difluérpropylsulfonyl,
2,3—difluérpropylisulfonyl,  2,3—dichlérpropylsulfonyl,  3,3,3-trifluér-
propylsulfonyl, 3,3,3—trichlorpropyl-sulfonyl, 2,2,3,3,3—pentafludr-
propylsulfonyl, heptafluérpropylsulfonyl,  1—(fluérmetyl)—2-fluéretyi-
sulfonyl, 1—-(chlérmetyl)-2—chléretylsulfonyl, 1-(brommetyl)—2-brémety!-
sulfonyl, 4-fluérbutylsulfonyl, 4—chlorbutylsulfonyl, 4-brombutylsulfonyl
a nonafluérbutylsulfonyl;

C;-Cs-alkenyloxylova skupina: napriklad prop-1-en-1-yloxy, prop-2-en-1-
yloxy, 1-metyletenyloxy, buten-1-yloxy, buten-2-yloxy, buten-3-yloxy, 1-
metylprop-1-en-1-yloxy, 2-metylprop-1-en-1-yloxy, 1-metylprop-2-en-1-
yloxy, 2-metylprop-2-en-1-yloxy, penten-1-yloxy, penten-2-yloxy, penten-
3-yloxy, penten-4-yloxy, 1-metylbut-1-en-1-yloxy, 2-metylbut-1-en-1-
yloxy, 3-metylbut-1-en-1-yloxy, 1-metylbut-2-en-1-yloxy, 2-metylbut-2-
en-1-yloxy, 3-metylbut-2-en-1-yloxy, 1-metylbut-3-en-1-yloxy, 2-
metylbut-3-en-1-yloxy, 3-metylbut-3-en-1-yloxy, 1,1-dimetylprop-2-en-1-
yloxy, 1,2-dimetylprop-1-en-1-yloxy, 1,2-dimetylprop-2-en-1-yloxy, 1-
etylprop-1-en-2-yloxy, 1-etylprop-2-en-1-yloxy, hex-1-en-1-yloxy, hex-2-
en-1-yloxy, hex-3-en-1-yloxy, hex-4-en-1-yloxy, hex-5-en-1-yloxy, 1-
metylpent-1-en-1-yloxy, 2-metylpent-1-en-1-yloxy, 3-metylpent-1-en-1-
yloxy, 4-metylpent-1-en-1-yloxy, 1-metylpent-2-en-1-yloxy, 2-metylpent-
2-en-1-yloxy, 3-metylpent-2-en-1-yloxy, 4-metylpent-2-en-1-yloxy, 1-
metylpent-3-en-1-yloxy, 2-metylpent-3-en-1-yloxy, 3-metylpent-3-en-1-



yloxy, 4-metylpent-3-en-1-yloxy, 1-metylpent-4-en-1-yloxy, 2-metylpent-
4-en-1-yloxy, 3-metylpent-4-en-1-yloxy, 4-metylpent-4-en-1-yloxy, 1,1-
dimetylbut-2-en-1-yloxy, 1,1-dimetylbut-3-en-1-yloxy, 1,2-dimetylbut-1-
en-1-yloxy, 1,2-dimetylbut-2-en-1-yloxy, 1,2-dimetylbut-3-en-1-yloxy,
1,3-dimetylbut-1-en-1-yloxy, 1,3-dimetylbut-2-en-1-yloxy, 1,3-dimetylbut-
3-en-1-yloxy, 2,2-dimetylbut-3-en-1-yloxy, 2,3-dimetylbut-1-en-1-yloxy,
2,3-dimetylbut-2-en-1-yloxy, 2,3-dimetylbut-3-en-1-yloxy, 3,3-dimetylbut-
1-en-1-yloxy, 3,3-dimetylbut-2-en-1-yloxy, 1-etylbut-1-en-1-yloxy, 1-
etylbut-2-en-1-yloxy, 1-etylbut-3-en-1-yloxy, 2-etylbut-1-en-1-yloxy, 2-
etylbut-2-en-1-yloxy, 2-etylbut-3-en-1-yloxy, 1,1,2-trimetylprop-2-en-1-
yloxy, 1-etyl-1-metylprop-2-en-1-yloxy, 1-etyl-2-metylprop-1-en-1-yloxy a
1-etyl-2-metylprop-2-en-1-yloxy,

Cs—Ce—alkenylova skupina: prop-1-en—1-yl, prop-2-en-1-yl, 1-
metyletenyl, buten—1-yl, buten-2-yl, buten-3-yl, 1-metylprop—1-en—1-
yl, 2-metylprop—1-en—1-yl, 1-metylprop—2-en—1-yl, 2-metylprop—2—
en-1-yl, penten-1-yl, penten-2-yl, penten-3-yl, penten—4-yl, 1-
metylbut-1—en—1-yl, 2-metylbut-1-en-1-yl, 3—-metylbut—-1—en-1-yl, 1-
metylbut-2—en—1-yl, 2-metylbut-2-en-1-yl, 3—-metylbut-2—-en-1-yl, 1-
metylbut-3—-en-1-yl, 2-metylbut-3-en-1-yl, 3-metylbut-3—en-1-yl,
1,1=dimetylprop—2-en-1-yl, 1,2-dimetylprop-1—en-1-yl, 1,2-dimetyl-
prop—2—-en—1-yl, 1—etylprop—1-en-2-yl, 1-etylprop-2-en-1-yl, hex-1-
en-1-yl, hex-2—en-1-yl, hex-3—en-1-yl, hex-4—en-1-yl, hex-5-en-1-
yl, 1-metylpent~1-en-1-yl, 2-metylpent-1—-en—-1-yl, 3-metylpent-1-
en-1-yl, 4-metylpent—-1-en-1-yl, 1-metylpent-2—-en-1-yl, 2-metylpent-
2-en-1-yl, 3-metylpent-2-en-1-yl, 4-metylpent-2-en-1-yl, 1-metylpent-3-
en-1-yl, 2-metyipent-3-en-1-yl, 3-metylpent-3-en-1-yl, 4-metylpent-3-en-
1-yl, 1-metylpent-4-en-1-yl, 2-metylpent-4-en-1-yl, 3-metylpent-4-en-1-
yl, 4-metylpent-4-en-1-yl, 1,1-dimetylbut-2-en-1-yl, 1,1-dimetylbut-3-en-
1-yl, 1,2-dimetylbut-1-en-1-yl, 1,2-dimetylbut-2-en-1-yl, 1,2-dimetylbut-3-
en-1-yl, 1,3-dimetylbut-1-en-1-yl, 1,3-dimetylbut-2-en-1-yl, 1,3-dimetyl-
but-3-en-1-yl, 2,2-dimetylbut-3-en-1-yl, 2,3-dimetylbut-1-en-1-yl, 2,3-
dimetylbut-2-en-1-yl, 2,3-dimetylbut-3-en-1-yl, 3,3-dimetylbut-1-en-1-y|,



3,3-dimetylbut-2-en-1-yl, 1-etylbut-1-en-1-yl, 1-etylbut-2-en-1-yl, 1-etyl-
but-3-en-1-yl, 2-etylbut-1-en-1-yl, 2-etylbut-2-en-1-yl, 2-etylbut-3-en-1-
yl, 1,1,2-trimetylprop-2-en-1-yl, 1-etyl-1-metylprop-2-en-1-yl, 1-etyl-2-
metylprop-1-en-1-yl a 1-etyl-2-metylprop-2-en-1-yl.

Fenylové kruhy si vyhodne nesubstituované alebo modZe niest jeden az tri

atémy halogénu a/alebo jednu nitroskupinu, jednu kyanoskupinu, jednu alebo dve

metylové, trifluérmetylové, metoxylové alebo trifluérmetoxylové skupiny.

Vyhodné su také zliceniny vzorca I, v ktorom

znamena hydroxylovi skupinu, C:—Ce—alkoxyovu skupinu, Cs;—Ce—
alkenyloxylovi skupinu, C.—Ce—alkylsulfonyloxylovu skupinu, C;-Ce-
alkylkarbonyloxylovii skupinu, fenylsulfonyloxylovi skupinu alebo
fenylkarbonyloxylovu skupinu, priCom fenylovy zvySok poslednych dvoch
uvedenych substituentov méZe byt Ciastocne alebo tpine halogénovany
alalebo mbZe niest jednu az tri z nasledujucich skupin, ako je:
nitroskupina, kyanoskupina, Ci—Cs-alkylovd skupina, C;-C,~
halogénalkylova skupina, C,—C,—alkoxylova skupina alebo C~C,—

halogénalkoxylova skupina.

Vyhodné su 3—(heterocyklyl)benzoylpyrazolové derivaty vzorca I, v ktorom:

znamena O;

predstavuje nitroskupinu, halogén, C,—C,~alkoxyovu skupinu alebo C,-
Calkyltioskupinu; predovSetkym vyhodne nitroskupinu, halogén alebo
C.—Csalkoxylovii skupinu; pricom mimoriadne vyhodnym je halogén,
ako je fluor, chlér alebo brom, alebo C,—C,-alkoxylova skupina, ako je
metoxyskupina alebo etoxyskupina; pricom najvyhodnejSimi su
predovsetkym chlor alebo metoxyskupina;

R?, R* R° znamenaju vodik, C—C.—alkylovi skupinu alebo C,—C.-
halogénalkylovi skupinu; predovsetkym vyhodny je vodik, metyl, etyl,
propyl, 1-metyletyl, fluérmetyl alebo chlormetyl, a mimoriadne
vyhodnym je vodik, metyl, etyl alebo chiérmetyl;
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predstavuje  C~C,-alkyltioskupinu alebo  C.~C-alkylsulfonylovu
skupinu; predovSetkym vyhodne metyltio, etyltio alebo 1-metyl-1-
etyltio, metylsulfonyl, etylsulfonyl,  1-metyletylsulfonyl  alebo
propylsulfonyl; priom mimoriadne vyhodnym je metylsulfonyl,
etylsulfonyl, 1-metyletylsulfonyl alebo propyisulfonyl;

znamena hydroxylov( skupinu, Ci—Ce—alkoxylovi skupinu, C:—Ce—
alkenyloxylovi skupinu, C;—Ce—alkylsulfonyloxylovi skupinu, Ci—Ce-
alkylkarbonyloxylovi skupinu, C4-C4-(alkyltio)karbonyloxylovi skupinu,
fenylsulfonyloxylovi skupinu alebo fenylkarbonyloxylova skupinu,
pricom fenylové zvySky poslednych dvoch uvedenych substituentov
mdZu byt Ciastocne alebo uplne halogénované a/alebo mozu niest jednu
az tri z nasledujucich skupin, ako je nitroskupina, kyanoskupina, C+—C4—
alkylovd skupina, C—C,~halogénalkylova skupina, C,—C.—alkoxylova
skupina alebo C.—-C,-halogénalkoxylova skupina; predovEetkym
vyhodne hydroxylova skupina, C;-Cs;-alkoxylova skupina, Cs~Ce—
alkenyloxylova skupina, C;—C,-alkylsulfonyloxylova skupina, C,—Cs—
alkylkarbonyloxylova skupina, fenylsulfonyloxylova skupina alebo
fenylkarbonyloxylova skupina, pri¢om fenylovy zvySok dvoch poslednych
uvedenych substituentov mdZe byt ciastocne alebo Upine halogénovany
a/alebo moZe niest jednu az ftri z nasledujucich skupin, ako je:
nitroskupina, kyanoskupina, C:-Cs-alkylova skupina, C~-C4+
halogénalkylova skupina, C:-Cs-alkoxylova skupina alebo C:-C4,

halogénalkoxylova skupina;

predstavuju C—C—alkylova skupinu; predovsetkym vyhodne metyl, etyl,
propyl, 1-metyl-1-etyl, butyl, 1-metyl-1-propyl a 2-metyl—1—propyil;

znamena vodik alebo C~C,—alkylovi skupinu; predovsetkym vyhodne
C—C.—alkylovi skupinu; pricom mimoriadne vyhodnym je metyl, etyl
alebo propyl;

prestavuje vodik alebo C,—C,~alkylovti skupinu; predov§etkym vyhodne

vodik alebo metyl.
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Predovietkym vyhodné s 3—(heterocyklyl)benzoylpyrazolové derivaty

vzorca |, v ktorom

X

R1

R® R®

R10

znamena O;

predstavuje halogén alebo C;-C,-alkoxylovi skupinu; predovsetkym
vyhodne halogén, ako je fluér, chlér alebo brém, alebo metoxyskupina
alebo etoxyskupina; priom mimoriadne vyhodnym je chlér alebo

metoxyskupina;

znamena C;-C,-alkylsulfonylovi skupinu; predovSetkym vyhodne
metylsulfonyl, etylsulfonyl, 1-metyl-1-etylsulfonyl alebo propylsulfonyl;

znamena hydroxylovi skupinu, Ci—Ce—alkylsulfonyloxylovi skupinu, Ci—
Ce—alkylkarbonyloxylovi skupinu, fenylsulfonyloxylovu skupinu alebo
fenylkarbonyloxylovi skupinu, pricom fenylovy zvySok dvoch poslednych
uvedenych substituentov mdZe byt Upine alebo Ciastocne halogénovany
a/alebo mozZe niest jednu az tri z nasledujucich skupin, ako je:
nitroskupina, kyanoskupina, C.—C,—alkylovda skupina, C~-Cs+
halogénalkylova skupina, C,—Cs—alkoxylova skupina alebo C;—Cs
halogénalkoxylovda skupina; predovSetkym vyhodne hydroxylova

skupina;
predstavuji C,—C,—alkylovu skupinu;

znamena vodik alebo C,—C,—alkylovu skupinu.

Vefmi vyhodnymi su predovsetkym 3—(heterocyklyl)benzoylpyrazolové

derivaty vzorca I, v ktorom

RB

R9

znamena C~C4—alkylovu skupinu, napriklad etyl, 1-metyl—1—etyl, propyl
alebo butyl;

predstavuje C,—C —alkylova skupinu, napriklad metyl alebo etyl;

znamena vodik alebo C;—Cs-alkylovu skupinu, napriklad metyl alebo

etyl.
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Velmi vyhodnymi su predovsetkym tieZ 3—(heterocyklyl)benzoylpyrazolové

derivaty vzorca |, v ktorom

R® znamena metyl;

R® predstavuje C—C,—alkylovu skupinu, napriklad metyl, etyl, propyl alebo
butyl;

R" znamena C,—C—alkylovii skupinu, napriklad metyl alebo etyl.

Velmi vyhodnymi st predovSetkym tieZz 3—(heterocyklyl)benzoylpyrazolové

derivaty vzorca I, v ktorom
R®, R®  znamenaji metyl;
R" predstavuje vodik.

VWyhodné su taktiez 3—-(heterocyklyl)benzoylpyrazolové derivaty vzorca |,

v ktorom:

X znamena O;

R predstavuje nitroskupinu, halogén, C~C,~alkoxylovi skupinu alebo C,-
C.—alkyltioskupinu; predovsetkym vyhodne nitroskupinu, halogén alebo
Ci—Csalkoxylovi skupinu; pricom mimoriadne vyhodnym je halogén,
ako je fluér, chiér alebo brom, alebo C,—C,—alkoxylovu skupinu, ako je
metoxy alebo etoxy; pricom mimoriadne vyhodnym je chlér alebo
metoxyskupina;

R?, R®’, R, R® znamenaju vodik, C,~C,alkylovii skupinu alebo C;-C.-

halogénalkylovii skupinu; predovSetkym vyhodne vodik, metyl, etyl,
propyl, 1-metyl-1-etyl, chlormetyl alebo fluérmetyl; pricom predovsetkym
vyhodnym je vodik, metyl, etyl alebo chiérmetyl;

R® predstavuje halogén, nitroskupinu, C,—C,~halogénalkyloviskupinu, C,—
C,alkoxylovid skupinu alebo C;-C,~halogénalkoxylovi skupinu;
predovSetkym vyhodne halogén, ako je chlor alebo brom, nitroskupinu,
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C,—C-halogénalkylovi skupinu, ako je difluérmetyl alebo trifluérmetyl,
C,—C-alkoxylovi skupinu alebo C,~C~halogénalkoxylova skupinu, ako

je difluérmetoxy, chlordifluérmetoxy alebo trifluérmetoxy;

znamena hydroxylovi skupinu, C:-Ce-alkoxylovu skupinu, C3;—Ce-
alkenyloxylovi skupinu, C;—Cs—alkylsulfonyloxylovd skupinu, Ci—Ce—
alkylkarbonyloxylovi skupinu, C:-C4-(alkyltio)karbonyloxylova skupinu,
fenylsulfonyloxylovii skupinu alebo fenylkarbonyloxylovu skupinu,
priGom fenylovy zvySok dvoch poslednych uvedenych substituentov
méZe byt Ciastocne alebo Gpine halogénovany a/alebo méZe niest jednu
az tri z nasledujucich skupin, ako je: nitroskupina, kyanoskupina, C1—C,~
alkylova skupina, C,—Cs—halogénalkylova skupina, C,-C,-alkoxylova
skupina alebo C—-Cs,-halogénalkoxylova skupina; predovSetkym
vyhodne hydroxylova skupina, C,-C,-alkoxylova skupina, C3;—Ce¢~
alkenyloxylova skupina, C;-C.-alkylsulfonyloxylova skupina, Ci~Cs
alkylkarbonyloxylovd skupina, fenylsulfonyloxylova skupina alebo
fenylkarbonyloxylova skupina, pricom fenylovy zvysok dvoch poslednych
uvedenych substituentov moze byt ¢iastocne alebo Uplne halogénovany
a/alebo moZe niest jednu aZ tri z nasledujucich skupin, ako je:
nitroskupina, kyanoskupina, C:-Cs,-alkylova skupina, C-C,~
halogénalkylova skupina, Ci~Cs-alkoxylova skupina alebo C.~Cs;

halogénalkoxylova skupina;

znamenaju C,—C4—alkylova skupinu; predovSetkym vyhodne metyl, etyl,
propyl, 1—-metyl-1-etyl, butyl, 1-metyl-1-propyl a 2-metyl—1—propyl;

predstavuje vodik alebo C~C;-alkylovi skupinu; predovSetkym
vyhodne C;-C,-alkylovi skupinu; pricom mimoriadne vyhodnymi su

metyl, etyl alebo propyt;

znamena vodik alebo C—-Cs—alkylova skupina; predovsetkym vyhodne
vodik alebo metyl.

PredovSetkym vyhodné su 3—(heterocyklyl)benzoylpyrazolové derivaty

vzorca |, v ktorom
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znamena O;

predstavuje halogén alebo C;—C,-alkoxylovi skupinu; predovsetkym
vyhodne halogén, ako je fluor, chlér alebo brém, alebo metoxy alebo

etoxy; pricom predovietkym vyhodnym je chiér alebo metoxyskupina;

znamena halogén, nitroskupinu, C,—C.,—halogénalkylova skupinu, C:—
Csalkoxylovi skupinu alebo Ci—C.,—halogénalkoxylovi skupinu;
predovsetkym vyhodne halogén, ako je chlor alebo brém, nitroskupinu,
C—Crhalogénalkylovi skupinu, ako je difluérmetyl alebo triflubrmetyl,
C,—C-alkoxylov( skupinu alebo C,—C-halogénalkoxylovt skupinu, ako
je difluérmetoxy;

predstavuje hydroxylovi skupinu, C;~Ce—alkylsulfonyloxylovu skupinu,
C,—Ce—alkylkarbonyloxylovtl skupinu, fenylsulfonyloxylova skupinu alebo
fenylkarbonyloxylovi skupinu, pricom fenylovy zvySok dvoch poslednych
uvedenych substituentov méZe byt iastocne alebo tplne halogénovany
a/alebo mdZe niest jednu aZ tri z nasledujucich skupin, ako je:
nitroskupina,  kyanoskupina, C;-C,-alkylovd skupina, Ci-C,—
halogénalkylova skupina, C,—C,-alkoxylovd skupina alebo C:—C.,
halogénalkoxylova skupina; predovsetkym vyhodne hydroxylova
skupina;

znamenaju C,—C—alkylova skupinu;

predstavuje vodik alebo C,—C~alkylova skupinu.

Velmi vyhodnymi su predovSetkym 3—(heterocyklyl)benzoylpyrazolové

derivaty vzorca I, v ktorom

RB

R9

R10

znamena C~Csalkylovu skupinu, naprikiad etyl, 1-metyl-1—etyl, propyl
alebo butyl;

predstavuje C,—Cs—alkylova skupinu, napriklad metyl alebo etyl;

predstavuje vodik alebo C—C.—alkylovi skupinu, napriklad metyl alebo
etyl.
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Velmi vyhodnymi su predovietkym tieZ 3—(heterocyklyl)benzoylpyrazolové

derivaty vzorca |, v ktorom

R® znamena metyl;

R® predstavuje C—C4—alkylova skupinu, naprikiad metyl, etyl, propyl alebo
butyl,

R™ znamena C,—C—alkylovii skupinu, naprikiad mety! alebo etyl.

Velmi vyhodnymi si predovSetkym 3—(heterocyklyl)benzoylpyrazolové

derivaty vzorca |, v ktorom
R®, R®  znamenaji metyl;
R" predstavuje vodik.

Vyhodné su taktieZ 3—(heterocyklyl)benzoylpyrazolové derivaty vzorca |,

v ktorom:

X znamena N(C;~Ce—alkyl); predovSetkym vyhodne N-metyl, N-etyl, N-
(1-metyl-1—etyl) alebo N—propyl;

R' predstavuje nitroskupinu, halogén, C;~C.—alkoxylovu skupinu alebo Ci—
C.alkyltioskupinu; predov§etkym vyhodne nitroskupinu, halogén alebo
C,~C.—alkoxylovii skupinu; pricom mimoriadne vyhodnym je halogén,
ako je fluér, chlér alebo brom, alebo C;—Cs—alkoxylova skupina, ako je
metoxy alebo etoxy; pri¢om mimoriadne vyhodnym je najma chlér alebo

metoxyskupina,

R?, R®, R*, R® znamenaju vodik, Ci~Cs-alkylovi skupinu alebo C:-Cs
halogénalkylovi skupinu; predovSetkym vyhodne vodik, metyl, etyl,
propyl, 1-metyl-1—etyl, flurmetyl alebo chiérmetyl; pri€om mimoriadne

vyhodnym je vodik, metyl, etyl alebo chiérmetyl;

R® predstavuje halogén, nitroskupinu, C,~C.—halogénalkylovu skupinu, C:—
C,~alkoxylovi skupinu, C,-C,-halogénalkoxylovii skupinu, C~Cs



RB’ R9

-16 - ® e tee

alkyltioskupinu, C,—C,-halogénalkyltioskupinu, C,~Cs—alkylsulfonylovt
skupinu alebo C—C,~halogénalkylsulfonylovi skupinu; predovsetkym
vyhodne halogén, ako je fluér, chiér alebo brém, nitroskupinu, C-Cs-
halogénalkylovd skupinu, ako je difluérmetylova skupina alebo
triflubrmetylova skupina, C—C.—alkoxylovi skupinu, ako je metoxy alebo
etoxy, C,—C,~halogénalkoxylovti skupinu, ako je diflubrmetoxyskupina,
chlérdifluérmetoxyskupina  alebo  trifluérmetoxyskupina,  Ci—Cs—
alkyltioskupinu, ako je metyltioskupina alebo etyltioskupina, alebo Ci—
Calkylsulfonylovii skupinu, ako je metylsulfonylova skupina,
etylsulfonylova skupina, 1-metyl-1-etylsulfonylova skupina alebo

propylsulfonylova skupina;

znamena hydroxylovi skupinu, C:—Ce—alkoxylovii skupinu, C;-Ce—
alkenyloxylovt skupinu, C:—Ce—alkylsulfonyloxylovu skupinu, C:—Ce—
alkylkarbonyloxylovi skupinu, C,—C,—~(alkyltio)karbonyloxylovu skupinu,
fenylsulfonyloxylov(i skupinu alebo fenylkarbonyloxylovii skupinu,
pricom fenylovy zvySok dvoch poslednych uvedenych substituentov
moZe byt éiastocne alebo Uplne halogénovany a/alebo moze niest jednu
az tri z nasledujucich skupin, ako je: nitroskupina, kyanoskupina, C—C4—
alkylova skupina, C.—C,-halogénalkylova skupina, C,—C.-alkoxylova
skupina alebo C,-C,~halogénalkoxylova skupina; predovSetkym
vyhodne hydroxylova skupina, C:.-Cs;-alkoxylova skupina, Cs:—Ce—
alkenyloxylova skupina, C:—Cs,-alkylsulfonyloxylova skupina, Ci—C4—
alkylkarbonyloxylova skupina, fenylsulfonyloxylova skupina alebo
fenylkarbonyloxylova skupina, pricom fenylovy zvySok dvoch poslednych
uvedenych substituentov moZe byt Ciastocne alebo halogénovany
a/alebo mdézZu niest jednu aZ ftri z nasledujicich skupin, ako je:
nitroskupina, kyanoskupina, C;—C.,-alkylova skupina, Ci-Cs—
halogénalkylova skupina, C,—C,-alkoxylovd skupina alebo C:~C.
halogénalkoxylova skupina;

predstavuju C—C~alkylovu skupinu; predovsetkym vyhodne metyl, etyl,
propyl, 1-metyl-1-etyl, butyl, 1-metyl-1-propyl a 2-metyl—1-propy!;
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R" znamena vodik alebo C;—C.—alkylovii skupinu; predovSetkym vyhodne
C.—C.—alkylovi skupinu; priom mimoriadne vyhodnym je metyl, etyl

alebo propyl;

R" predstavuje vodik alebo C;—C.-alkylovi skupinu; predovSetkym
vyhodne vodik alebo metyl.

Predovietkym vyhodné su 3—(heterocyklyl)benzoylpyrazolové derivaty

vzorca |, v ktorom

R’ znamena hydroxylovu skupinu, C—Ce—alkylsulfonyloxylova skupinu, Cs-
Ce—alkylkarbonyloxylovii skupinu, fenylsulfonyloxylovu skupinu alebo
fenylkarbonyloxylovi skupinu, pricom fenylovy zvySok dvoch poslednych
uvedenych substituentov mdze byt Ciastocne alebo Uplne halogénovany
a/alebo mdZe niest jednu aZ tri z nasledujicich skupin, ako je:
nitroskupina, kyanoskupina, C,~C,-alkylovd skupina, Ci-Cs
halogénalkylovd skupina, C.—C,~alkoxylova skupina alebo C-C,
halogénalkoxylova skupina; predovSetkym vyhodne hydroxylova

skupina.

Vyhodné s podobne 3—(heterocyklyl)benzoylpyrazolové derivaty vzorca |,

v ktorom premenné maji nizsie definované vyznamy:
X znamena O;

R predstavuje halogén alebo C,—C,-alkoxylovi skupinu; predovSetkym
vyhodne fluér, chior, brom, metoxy alebo etoxy; predovsetkym vyhodne
chlér alebo metoxy;

R?, R®, R?, R® znamenajti vodik;

R® predstavuje C.—C,—alkylsulfonylovi skupinu; predovSetkym vyhodne
metylisulfonyl;

R’ znamena hydroxylovi skupinu, C:-Ce—alkoxylovii skupinu, C:—Cs~

(alkyltio)-karbonyloxylovi skupinu alebo fenylkarbonyloxylova skupinu,
priGom fenylovy zvySok moZe byt Ciastoéne alebo Upine halogénovany
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a/alebo mdzZe niest jednu aZ tri z nasledujucich skupin, ako je:
nitroskupina,  kyanoskupina, C,-C,-alkylovd skupina, Ci—Cs-
halogénalkylova skupina, C:—C,-alkoxylova skupina alebo Ci—C.
halogénalkoxylova skupina; predovSetkym vyhodne hydroxylova
skupina, C;—Ce—alkoxylova skupina alebo fenylkarbonyloxylova skupina,
pricom fenylovy zvySok mdZe byt Giastocne alebo upine halogénovany
alalebo moze niest jednu aZ tri z nasledujucich skupin, ako je:
nitroskupina, kyanoskupina, C;~C.,-alkylovd skupina, C.~Cs
halogénalkylova skupina, C,-Cs,-alkoxylovd skupina alebo C:~C.
halogénalkoxylova skupina;

predstavuji C—C,—alkylovu skupinu;
znamena vodik alebo C—C —alkylovu skupinu;

predstavuje vodik.

Velmi vyhodnymi st predovietkym zlGceniny vzorca la1 (=l, kde R' = Cl; R®,
R® = CHs; R", R"" = H), predovetkym zliceniny la1.1 aZ 1a1.300 z tabulky 1, kde

definicie zvyskov X a R' az R"' maju predovietkym vyznam pre zlGéeniny podfa

predloZeného vynalezu nie len v kombinacii s inymi, ale v kaZzdom pripade tiez

samotné.
(Ial)
Taburka 1
No. X R? R® R? R® R R’
la1.1 0 H H H H SCH, OH
la1.2 0 H H H H SCH,CH. OH
la1.3 0 H H H H SO,CHs OH




la1.4 0 H H H H SO.CH,CHs OH
la1.5 @) H H H H SO,CH(CH,), OH
1a1.6 0 H H H H S0O,(CH,).CH; OH
la1.7 0 H H H H Cl OH
1a1.8 0 H H H H Br OH
la1.9 @) H H H H NO. OH
la1.10 [0) H H H H CHF, OH
la1.11 0 H H H H CF3 OH
1a1.12 o] H H H H OCHs OH
1a1.13 @) H H H H OCH.CH, OH
la1.14 0 H H H H OCHF, OH
la1.156 0] H H H H OCF; OH
1a1.16 0 CH; H H H SCH;3 OH
la1.17 0 CHs H H H SCH.CHs OH
l1a1.18 0 CH; H H H SO-CH; OH
la1.19 0 CH; H H H SO,CH>CH3 OH
la1.20 o CH; H H H SO.CH(CHs), OH
la1.21 0 CHs H H H SOz(CHzlzCHg OH
la1.22 0) CH; H H H Cl OH
la1.23 0 CHs H H H Br OH
la1.24 0 CH; H H H NO. OH
la1.25 o] CH, H H H CHF, od
la1.26 0 CHs H H H CF3 OH
la1.27 o] CH; H H H OCHs OH
1a1.28 0) CHs H H H OCH.CH,3 OH
la1.29 0 CH, H H H OCHF, OH
la1.30 0 CH; H H H OCF3 OH
la1.31 0) H H CHs; H SCH; OH
la1.32 o] H H CH; H SCH.CH; OH
l1a1.33 0 H H CHs H SO.CH, OH
1a1.34 0) H H CH; H SO,CH.CH; OH
la1.35 0] H H CHs H SO,CH(CHs), OH
1a1.36 0 H H CHs H SO,(CH.),CH; OH
la1.37 0 H H CHs H Cl OH
1a1.38 @) H H CH,3 H Br OH
la1.39 0 H H CHs; H NO, OH
la1.40 o] H H CHs H CHF, OH
la1.41 0 H H CH, H CF, OH
la1.42 0] H H CH, H OCH, OH
la1.43 o) H H CH, H OCH.CH; OH
la1.44 0 H H CHj H OCHF> OH
la1.45 0 H H CHs H OCF; OH
1a1.46 0 CH; CHs; H H SCH; OH
la1.48 0 CH; CH, H H SO.CH; OH
la1.49 0 CHs CHs H H SO.CH.CH3 OH
1a1.50 o) CHs CH, H H SO.CH(CHa), OH
la1.51 0 CHs CH; H H SO2(CH,)>CHs OH
la1.52 0 CH; CH, H H Cl OH
la1.53 0 CHs CHs H H Br OH
la1.54 0] CHs CHs H H NO2 OH




la1.55 0 CHs CHs H H CHF2 OH
la1.56 0] CHs CH, H H CFs OH
la1.57 0 CHs CHs H H OCH; OH
1a1.58 0] CHs CHs H H OCH.CHs OH
1a1.59 0 CHs CHs H H OCHF; OH
la1.60 0 CH, CHs H H OCF; OH
la1.61 O CHs H CHs H SCH,3 OH
la1.62 o CHs; H CHa H SCH.CHs OH
1a1.63 0 CHs H CHa H SO.CHs OH
la1.64 0 CHs H CHs H SO,CH,CH3 Or
la1.65 0] CH, H CH, H SO,CH(CHs), OH
la1.66 (0] CH3 H CH3 H SOz(CHz)zCH3 OH
la1.67 0) CHs; H CH, H Cl OH
la1.68 0 CHs H CH; H Br OH
la1.69 o) CH3 H CH3 H NOz OH
la1.70 0 CHs H CHs H CHF> OH
la1.71 0 CHs H CHs; H CFs OH
la1.72 0) CH, H CH, H OCH, OH
la1.73 0) CH, H CHs H OCH.CHs OH
1a1.74 0 CHs H CH; H OCHF2 OH
la1.75 o] CH, H CHs H OCF; OH
1a1.76 o] H H CHs CHs SCH; OH
la1.77 o H H CHs; CH; SCH.CHs OH
1a1.78 0 H H CHs; CHs SO.CHs OH
la1.80 (o) H H CHa CH3 SOzCH(CHa)z OH
la1.81 o) H H CHs CHs SOz(CHz)zCHs OH
la1.82 0) H H CHs; CHs Cl OH
l1a1.83 0 H H CHs CHs Br OH
la1.85 0) H H CHs CHs CHF; OH
la1.86 o H H CHs CH; CF3 OH
la1.87 0 H H CHs CHs OCH;s OH
la1.88 0 H H CHs CHs OCH,CHs OH
la1.89 0 H H CH; CHs OCHF2 OH
1a1.90 0 H H CHs CHs OCF; OH
la1.91 0 CHs CHs CHs H SCH; OH
la1.92 o CHs CHs CHs H SCH.CHs OH
1a1.93 0 CH; CH; CHs H SO,CHs OH
la1.94 0] CH3 CH3 CHa H SOzCHzCH3 OH
la1.95 0 CHs CHs CHs H SO,CH(CHa), OH
1a1.96 0 CHs CHs; CHs H SO,(CH),CH3 OH
1a1.97 0 CHs CHs CHs H Cl OH
la1.98 0 CH; CH; CH; H Br OH
1a1.99 O CHa CH3 CH3 H N02 OH
la1.100 0 CHs CH; CH, H CHF> OH
la1.101 0 CHs CHs CHs H CF3 OH
1a1.102 o] CH, CHs CHs H OCH, OH
la1.103 o] CHs CHs CH; H OCH.CH, OH
la1.104 0] CH3 CHs CH3 H OCHFz OH
la1.105 o CH; CH; CHz H OCF; OH
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la1.106 0] CHs; H CH; CHs; SCHs OH
la1.108 0] CH, H CH; CH,3 SO.CH;3 OH
1a1.109 (0] CH3 H CH3 CHa SOzCHzCHg OH
la1.110 0 CHs H CHs CHs SO.CH(CHs), OH
la1.111 0] CH, H CH, CHs | SOx(CH>),CH, OH
la1.112 0 CH, H CHj CH, Cl OH
la1.113 0 CH, H CH, CH,3 Br OH
la1.114 (o] CH3 H CH3 CHa N02 OH
la1.115 0 CH; H CHs CHs CHF; OH
la1.116 0 CHs H CHs CHs CF; OH
la1.117 0 CHs H CHs CH; OCH, OH
1a1.118 0 CH3 H CH3 CH3 0CH2CH3 (o} |
la1.119 0 CHs H CH, CHj OCHF> OH
la1.120 0] CHs; H CH; CH; OCF; OH
la1.121 0 CH; CH, CHs CHs SCH, OH
la1.122 (0] CH3 CH3 CH3 CH3 SCH2CH3 OH
la1.123 (0] CHa CH3 CHa CHs 302CH3 OH
la1.124 0 CHs CHs CHs CHs SO,CH>CHs; OH
1a1.125 O CHa CH, CH3 CH, SOzCH(CHs)z OH
la1.126 0 CH, CH; CH; CH; | SO(CH,).CHs OH
la1.127 0 CH,3 CH, CH; CH; Cl OH
la1.128 0 CH; CH; CH; CH; Br OH
la1.129 0] CHs CHs CHs CHs NO. OH
la1.130 0 CH; CHs CHs CH; CHF, OH
1a1.131 0 CH3 CHa CH3 CH3 CF3 OH
la1.132 0 CH; CH, CH; CH; OCH; OH
12a1.133 O CH3 CHa CH3 CH3 OCHzCHs OH
la1.134 0) CHa CHs CHs CHs OCHF, oH
1a1.135 0] CH3 CHs CH3 CHa OCFs OH
la1.136 0 CH.CI H H H SCHs OH
la1.137 o CHCI H H H SCH,CH; OH
la1.138 o CHCI H H H SO.CHs OH
la1.139 0) CHJCI H H H SO,CH,CH3 OH
la1.140 o) CH.CI H H H SO,CH(CHs)» OH
la1.141 0] CH.CI H H H SOx(CH;),CHs | OH
la1.142 0 CH.CI H H H Cl OH
la1.143 0 CH.CI H H H Br OH
la1.144 0 CH.CI H H H NO, OH
la1.145 0] CH.CI H H H CHF2 OH
la1.146 0 CH.CI H H H CF, OH
la1.147 0 CHCI H H H OCH, OH
la1.148 0 CH.CI H H H OCH,CH, OH
la1.149 0] CH.CI H H H OCHF, OH
la1.150 0 CH.CI H H H OCF; OH
la1.151 NCH; H H H H SCH; OH
1a1.152 NCH; H H H H SCH,CHs OH
la1.153 NCH; H H H H SO.CH; OH
l1a1.154 NCH, H H H H SO,CH,CH, OH
la1.155 NCH, H H H H SO,CH(CHs)> OH
la1.156 NCH; H H H H SO5(CH>).CH; OH




la1.157 NCH; H H H H Cl OH
la1.158 NCH, H H H H Br OH
la1.159 NCH, H H H H NO> OH
la1.160 NCH; H H H H CHF, OH
la1.161 NCH; H H H H CF; OH
la1.162 NCHs H H H H OCH;, OH
la1.163 NCH; H H H H OCH.CH; OH
la1.164 NCH; H H H H OCHF, OH
la1.165 NCH, H H H H OCF; OH
la1.166 NCH; CH; H H H SCH; OH
la1.167 NCH; CHs H H H SCH.>CHs OH
l1a1.168 NCH; CHs H H H SO.CH, OH
la1.169 NCH, CH; H H H SO.CH.CH, OH
la1.170 NCH;3 CH, H H H SO-CH(CHs). OH
la1.171 NCHs CH, H H H SO-(CH.).CH3 O
la1.172 NCHs CH, H H H Cl OH
la1.173 NCH, CHs H H H Br OH
la1.174 NCH, CH, H H H NO, OH
1a1.175 NCH; CH, H H H CHF> OH
la1.176 NCHs CHs H H H CFs OH
1a1.177 NCH; CHs H H H OCH, OH
la1.178 NCHs CHs H H H OCH.CH; OH
1a1.179 NCH, CHs; H H H OCHF, OH
la1.180 NCHs CHs; H H H OCF, OH
la1.181 NCH. H H CH, H SCH; OH
la1.182 NCHs H H CHs H SCH,CH; OH
la1.183 NCH; H H CH; H SO.CHs OH
la1.184 NCH; H H CH; H SO,CH.CH; OH
la1.185 NCH; H H CHs H SOCH(CH3); | OH
1a1.186 NCH; H H CHs, H SOz(CHz)zCHs OH
la1.187 NCH; H H CH, H Cl OH
1a1.188 NCH; H H CHs H Br OH
la1.189 NCH; H H CHj H NO, OH
la1.190 NCH; H H CH; H CHF, OH
1a1.191 NCHs H H CH3 H CF3 OH
la1.192 NCH; H H CHs H OCH; OH
la1.193 NCHs H H CHs; H OCH,CHs OH
la1.194 NCH; H H CHs; H OCHF, OH
la1.195 NCH, H H CH, H OCF; OH
la1.196 NCH; CH, CH; H H SCH,3 OH
1a1.197 NCH, CHs; CHs, H H SCH.CH; OH
la1.198 NCH; CH, CH,3 H H SO.CH;3 OH
la1.200 NCH;3 CH; CHs H H SO,CH(CHs). OH
la1.201 NCH3 CH3 CH3 H H SOz(CHz)zCHa OH
la1.202 NCH, CH, CHs H H Cl OH
la1.203 NCHs CHs CHs H H Br OH
la1.204 NCH;3 CHs CH; H H NO> OH
la1.205 NCH, CH,3 CH; H H CHF. OH
la1.206 NCH, CHs CH, H H CF, OH
la1.207 NCHs CH, CHs H H OCH, OH
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1a1.208 NCH, CHs CH, H H OCH.CH3 OH
la1.209 NCH; CHs CH; H H OCHF. OH
la1.210 NCH; CH,3 CH, H H OCF; OH
1a1.211 NCH3 CHa H CHa H SCH3 OH
la1.212 NCHs CHs H CHs H SCH,CH, OH
la1.213 NCHs CH, H CHs H SO-CH,3 OH
la1.215 NCH; CH, H CHs H SO.CH(CHs)> OH
la1.216 NCH; CH, H CH; H SO,(CH.).CH3 OH
la1.217 NCH, CHs H CHs H Cl OH
la1.218 NCHs; CH, H CHs H Br OH
la1.219 NCH;3 CH, H CH; H NO. OH
la1.220 NCH, CHs H CH, H CHF, OH
la1.221 NCH, CH; H CH, H CFs OH
la1.222 NCHs CH, H CHs H OCH; OH
1a1.223 NCH3 CH3 H CHa H OCHzCHa OH
la1.224 NCH; CH, H CH; H OCHF, Od
la1.225 NCH, CHs H CH, H OCF, OH
la1.226 NCHa H H CH3 CH3 SCH3 OH
la1.227 NCH, H H CH; CH; SCH>CH, OH
1a1.230 NCH;3 H H CH; CH; SO.CH(CHs)> OH
la1.231 NCHs H H CH3 CH, SOz(CHz)zCH;; OH
la1.232 NCH, H H CH; CH, Cl OH
la1.233 NCH, H H CH, CH, Br OH
la1.234 NCHa H H CHa, CHa NOz OH
la1.235 NCHs H H CHa CHa CHFz OH
la1.236 NCH; H H CHs CHs CFs OH
la1.237 NCH, H H CHs CHs OCH, OH
la1.238 NCH; H H CH,3 CH, OCH.CH, OH
la1.239 NCH; H H CH, CH;3 OCHF, OH
la1.240 NCH, H H CHs CHs OCF3 OH
la1.241 NCH» CHs; CHs CHs H SCH; OH
la1.242 NCH, CH, CH. CHs H SCHZCHa OH
la1.243 NCH, CH, CH; CH; H SO.CH,3 OH
la1.244 NCH; CH; CH; CH; H SO,CH.CH; OH
l1a1.245 NCHs CH, CHs CHs; H SO,CH(CHs)» OH
la1.246 NCH, CH3 CH3 CH3 H SOz(CHz)zCHa OH
la1.247 NCH, CH, CH, CH, H Cl OH
1a1.248 NCH; CH, CH, CH; H Br OH
la1.249 NCH; CHs CHs CHj H NO, OH
la1.250 NCH, CH, CHs CH; H CHF> OH
l1a1.251 NCH; CH; CH, CH, H CF, OH
la1.252 NCH; CHs CH, CH; H OCH;, OH
la1.253 NCH3 CH3 CH3 CH3 H OCHcha OH
la1.254 NCH; CHjs CHs CH; H OCHF> OH
la1.255 NCH, CH, CH. CH,3 H OCF; OH
la1.256 NCH; CHs H CHs CH, SCH,3 OH
la1.257 NCH,3 CH; H CH; CHs SCH,CHj, OH
la1.258 NCH3 CH3 H CHa CH3 SOzCHa OH
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1a1.259 NCHs CH, H CH; CH; SO,CH;CH, OH
la1.260 NCH, CH, H CH, CH; SO,CH(CHs)2 OH
1a1.262 NCH3 CHs H CH3 CH; Cl OH
la1.263 NCH,; CHs H CH; CH; Br OH
la1.264 NCH, CH,3 H CH,3 CH,3 NO. OH
la1.265 NCH,3 CH, H CHs CHa CHF, OH
la1.266 NCH; CHs H CHs; CHs CFs OH
la1.268 NCH; CHa H CHs CH; OCHxCH, OH
1a1.269 NCH3 CHa H CH3 CH3 OCHFz OH
la1.270 NCH; CH; H CH, CH;3 OCF; OH
la1.271 NCH3 CH3 CH3 CH3 CHa SCH3 OH
la1.272 NCH3 CH3 CH3 CHa CH3 SCHzCHs OH
1a1.273 NCH3 CH3 CH3 CHs CHa SOzCHs OH
la1.274 NCH3 CHs CHa CH3 CHs SOzCHzCHa OH
1a1.275 NCH3 CH3 CH3 CH3 CH3 SOzCH(CHa)g OH
1a1.276 NCH; CHa CHs CH3 CH3 SOz(CHz)zCHa OH
la1.277 NCHs; CHs CH; CHs CH, Cl OH
1a1.278 NCH, CH, CH, CH3 CH3 Br OH
1a1.279 NCH3 CH3 CH3 CH3 CH3 NOz OH
1a1.280 NCH3 CH3 CHa CHa CHs CHFz OH
la1.281 NCH3 CH3 CH3 CH3 CHa CF3 OH
1a1.282 NCH3 CH3 CH3 CHs CH3 OCH3 OH
1a21.283 NCH;3 CH; CH; CH, CH, OCH,CH, OH
la1.284 NCH; CH; CHs; CH, CH; OCHF, OH
la1.285 NCH, CH,3 CH; CHs CH, OCF, OH
la1.286 NCH; | CH.CI H H H SCH; OH
la1.287 NCHs | CH.CI H H H SCH,CH, OH
la1.289 NCH; | CH.CI H H H SO,CH,CH; OH
la1.290 NCH; | CH.CI H H H SO,CH(CH,). OH
la1.291 NCHs | CHCI H H H SO,(CH,),CH, OH
l1a1.292 NCH; | CH.CI H H H Cl OH
la1.293 NCH; | CH.CI H H H Br OH
la1.294 NCH; | CH.CI H H H NO, OH
la1.295 NCH; | CHCI H H H CHF, OH
l1a1.296 NCHs | CH.CI H H H CFs OH
la1.297 NCH; | CH.CI H H H OCHs, OH
la1.298 NCH; | CH.CI H H H OCH,CH; OH
1a1.299 NCH; | CH.CI H H H OCHF, OH
1a1.300 NCHs | CH,CI H H H OCF; OH

Mimoriadne vyhodné su tiez zluCeniny vzorca la2, predovsetkym zligeniny
la2.1 aZ 1a2.300, ktoré sa odliSuju od zodpovedaijucich zluéenin la1.1 aZ 1a1.300

tym, Ze R'' znamena metyl.
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HiC

(Ia2)

Mimoriadne vyhodné su tiez zlGceniny vzorca a3, predovsetkym zliceniny
1a3.1 aZ 1a3.300, ktoré sa odliSujli od zodpovedajlcich zlucenin la1.1 aZ 1a1.300
tym, Ze R® znamena etyl.

(Ia3)

Mimoriadne vyhodné su tiez zlUuceniny vzorca la4, predovSetkym zlicenin
la4.1 aZ 1a4.300, ktoré sa odliSuju od zodpovedaijicich zlic¢enin la1.1 aZ la1.300
tym, Ze R® znamena etyl a R'' znamena metyl.

HiC

(Ia4)

Mimoriadne vyhodné su tieZ zluceniny vzorca la5, predovsetkym zlGéeniny
la5.1 az 1a5.300, ktoré sa odliSuju od zodpovedaijticich zluéenin la1.1 aZ l1a1.300
tym, Ze R® znamena 1-metyl-1-etyl.
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(Ia5)

Mimoriadne vyhodné su tiez zluceniny vzorca la6, predovsetkym zlUCeniny
la6.1 az 1a6.300, ktoré sa odliSuju od zodpovedajucich zlucenin la1.1 aZ Ia1.300
tym, Ze R® znamena 1-metyl-1-etyl a R'' znamena metyl.

HiC

(Iab)

Mimoriadne vyhodné su tieZ zliceniny vzorca la7, predovsetkym zliceniny
la7.1 aZ 1a7.300, ktoré sa odliSuju od zodpovedajicich zlucenin la1.1 aZ 1a1.300
tym, Ze R'® znamena metyl.

(Ia7)

Mimoriadne vyhodné su tieZ zlticeniny vzorca la8, predovSetkym zliéeniny
1a8.1 az 1a8.300, ktoré sa odliSuju od zodpovedajucich zlGéenin la1.1 az 1a1.300
tym, Ze R' znamena metyl a R" predstavuje metyl.
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(IaB)

Mimoriadne vyhodné st tiez zlGceniny vzorca la9, predovsetkym zluceniny
1a9.1 aZ 1a9.300, ktoré sa odliSuju od zodpovedajlcich zlucenin la1.1 az 1a1.300

tym, Ze R® a R® znamenaju 1-metyl—1—etyl.

(Ia9)

Mimoriadne vyhodné su tieZ zliceniny vzorca la10, predovsetkym zlticeniny
1a10.1 az 1a10.300, ktoré sa odlisuju od zodpovedajtcich zlGéenin la1.1 aZ 1a1.300

tym, Ze R® a R® znamenajii 1-metyl-1—etyl a R"' predstavuje metyl.

HiC
(Ialo)

Mimoriadne vyhodné su tieZ zluceniny vzorca la11, predovSetkym zliceniny
la11.1 az 1a11.300, ktoré sa odliSuji od zodpovedajlicich zlGéenin la1.1 aZ 1a1.300
tym, Ze R® znamena etyl a R'® znamena metyl.
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(Iall)

Mimoriadne vyhodné s tiez zlGCeniny vzorca la12, predovsetkym zlG&eniny
la12.1 az 1a12.300, ktoré sa odliSuju od zodpovedajticich zliéenin la1.1 az la1.300
tym, Ze R® znamena etyl a R" a R"! predstavuje metyl.

Hi;C

(Ial2)

Mimoriadne vyhodné su tieZ zluceniny vzorca la13, predovietkym zluceniny
la13.1 aZ 1a13.300, ktoré sa odliSujui od zodpovedajicich zliéenin la1.1 aZ 1a1.300
tym, Ze R' znamena metoxy.

(Ial3)

Mimoriadne vyhodné su tieZ zliceniny vzorca la14, predovietkym zlG&eniny
la14.1 aZ 1a14.300, ktoré sa odliSuju od zodpovedajicich zliéenin la1.1 aZ 1a1.300
tym, Ze R' znamena metoxy a R" predstavuje metyl.
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HiC

(Iald4)

Mimoriadne vyhodné su tiez zliceniny vzorca la15, predovsetkym zluceniny

la15.1 aZ 1a15.300, ktoré sa odliSujt od zodpovedajucich zlicenin la1.1 aZ 1a1.300
tym, Ze R' znamena metoxy a R® znamena etyl.

(Ials5)

Mimoriadne vyhodné su tiez zli€eniny vzorca la16, predovsetkym zlGceniny
la16.1 az 1a16.300, ktoré sa odlisuju od zodpovedajtcich zli€enin la1.1 aZ 1a1.300
tym, Ze R' znamena metoxy, R® znamena etyl a R"' predstavuje metyl.

HaC

(Ials)

Mimoriadne vyhodné su tieZ zluCeniny vzorca la17, predovSetkym zliceniny
la17.1 az 1a17.300, ktoré sa odliSuju od zodpovedajtcich zlicenin la1.1 aZ 1a1.300
tym, Ze R' znamena metoxy a R® znamena 1-metyl-1—etyl.
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(Ial?7)

Mimoriadne vyhodné su tieZ zliceniny vzorca la18, predovietkym zlGceniny
la18.1 aZ 1a18.300, ktoré sa odliSuju od zodpovedajucich zlGcenin la1.1 aZ a1.300

ym, Ze R' znamena metoxy, R® znamena 1-metyl-1-etyl a R"' predstavuje metyl.
ty

HsC

(IalsB)

Mimoriadne vyhodné su tieZ zliceniny vzorca la19, predovS§etkym zluéeniny
1a19.1 aZ 1a19.300, ktoré sa odliSuji od zodpovedaijtcich zliéenin la1.1 aZ la1.300

tym, Ze R' znamena metoxy a R predstavuje metyl.

(Ial9)

Mimoriadne vyhodné su tieZ zlGceniny vzorca 1a20, predovietkym zlG&eniny
1a20.1 aZ 1a20.300, ktoré sa odliSuju od zodpovedaijticich zlicenin la1.1 aZ 1a1.300
tym, Ze R znamena metoxy, R'® predstavuje metyl a R'' znamena metyl.
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(Ia20)

Mimoriadne vyhodné su tieZ zluceniny vzorca la21, predovsetkym zluceniny
la21.1 az 1a21.300, ktoré sa odlisuju od zodpovedajtcich zlicenin la1.1 aZ la1.300
tym, Ze R’ znamena metoxy a R® a R® predstavujui 1-metyl-1—etyl.

(Ia2l)

Mimoriadne vyhodné s tiez zlG€eniny vzorca la22, predovsetkym zlGéeniny
1a22.1 aZ 1a22.300, ktoré sa odli§uju od zodpovedajticich zliéenin la1.1 aZ 1a1.300

tym, Ze R' znamena metoxy, R® a R® predstavujii 1-metyl-1—etyl a R"' znamena
metyl.

H;C

(Ia22)

Mimoriadne vyhodné su tieZ zlGceniny vzorca 1a23, predovSetkym zluéeniny
1a23.1 aZ 1a23.300, ktoré sa odliSuju od zodpovedajticich zlGéenin la1.1 aZ 1a1.300
tym, Ze R' znamena metoxy, R® predstavuje etyl a R" znamena metyl.
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(Ia23)

/i\ CH:CH;

H;C CHa

Mimoriadne vyhodné su tiez zluc¢eniny vzorca la24, predovsetkym zluceniny
1a24.1 az 1a24.300, ktoré sa odlisuju od zodpovedajlcich zlucenin la1.1 aZ 1a1.300
tym, Ze R' znamena metoxy, R® predstavuje etyl a R' a R'' znamenajti metyl.

HiC
(Ta24)

3—(heterocyklyl)benzoylpyrazolové derivaty vzorca | sa moéZu pripravit

rozlicnymi cestami, napriklad sposobom, ktory je uvedeny niZsie.
Spésob A:

Reakciou pyrazolov vzorca Il s aktivovanou kyselinou benzoovou llla alebo
kyselinou benzoovou I, ktordA sa vyhodne aktivuje in sifu, za wvzniku
zodpovedajiceho acylaéného produktu IV, a naslednym presmykom, pricom sa
ziskaju zluéeniny vzorca I, v ktorom R” = OH.



= 4 °T9yM (I)

lmml
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L' znamena nukleofilne nahraditeln( odstupujicu skupinu, ako je halogén,
napriklad brom, chlér, hetaryl, napriklad imidazolyl, pyridyl, karboxylat, napriklad
acetat, trifludéracetat a podobne.

Aktivovana benzoova kyselina sa modzZe pouzit priamo, ako v pripade
benzoylhalogenidov, alebo sa mdZe generovat in situ, napriklad s pouzitim
dicyklohexylkarbodiimidu, trifenylfosfinu/esteru kyseliny azodikarboxylovej, 2-

pyridindisulfidu/trifenylfosfinu, karbonyldiimidazolu, a podobne.

Vyhodné mozZe byt uskutoCnit acylaénu reakciu v pritomnosti zasady.
Reakéné cinidla a pomocna zasada sa tu vyhodne pouzZiju v ekvimolarnych
mnoZstvach. V urcitych pripadoch méze byt vyhodny mierny nadbytok pomocnej
zasady, napriklad od 1,2 do 1,5 molarnych ekvivalentov, vztiahnuté na zlucéeninu

vzorca ll.

Vhodnymi pomocnymi zasadami su terciarne alkylaminy, pyridin alebo
uhliitany alkalickych kovov. Ako rozpustadla si vhodné na pouzitie naprikiad
chliérované uhlovodiky, ako je metylénchlorid, 1,2-dichléretan, aromatické
uhlovodiky, ako je toluén, xylén, chiérbenzén, étery, ako je dietyléter, metyl-terc—-
butyléter, dimetoxyetan, tetrahydrofuran, dioxan, polarne aprotické rozpustadia,
ako je acetonitril, dimetylformamid, dimetylsulfoxid, alebo estery, ako je etylacetat,

alebo ich zmesi.

V pripade, Ze pouzitymi aktivovanymi zloZkami karboxylovej kyseliny su
benzoylhalogenidy, méZe byt vyhodné ochladit reakéni zmes pri pridani tohto
reakcného partnera na teplotu 0 az 10 °C. Zmes sa nasledne miesa pri teplote 20
az 100 °C, vyhodne pri teplote 25 az 50 °C, aZ do ukoncenia reakcie. Spracovanie
sa uskutocnuje zvy€ajnym spdsobom, napriklad vliatim reakénej zmesi do vody a
extrahovanim produktu. Rozpustadlami, ktoré s predov§etkym vhodné na tento
ucel, si metylénchlorid, dietyléter, dimetoxyetan a etylacetat. Organicka faza sa
vysusi a rozpustadlo sa odstrani, pricom sa takto ziskany surovy ester mdze pouzit

na preSmyk bez dalSieho Cistenia.
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Presmyk esterov za vzniku zlGcenin vzorca | sa vyhodne uskuto€riuje pri
teplote 20 az 40 °C vrozpustadie v pritomnosti zdsady a, ak je to potrebné,

s pouZitim kyanoziGcenin ako katalyzatora.

Vhodnymi rozpustadlami st napriklad acetonitril, metylénchlorid, 1,2-
dichléretan, dioxan, etylacetat, dimetoxyetan, toluén alebo ich zmesi. Vyhodnymi

rozpustadlami st acetonitril a dioxan.

Vhodnymi zasadami su terciarne aminy, ako je trietylamin alebo pyridin,
alebo uhliditany alkalickych kovov, ako uhliéitan sodny alebo uhliéitan draselny,
ktoré sa vyhodne pouZivajui v ekvimolarnom mnoZstve alebo aZ do stvornasobného
nadbytku, vztiahnuté na ester. Vyhodné je pouZitie trietylaminu alebo uhlicitanu
alkalickych kovov, vyhodne v dvojnasobnom ekvimolarnom mnozZstve, vztiahnuté

na ester.

Vhodnymi kyanozlic¢eninami st anorganické kyanidy, ako je kyanid sodny a
kyanid draselny, a organické kyanozliceniny, ako je acetonkyanhydrin a
trimetylsilylkyanid. Tieto sa pouZivaju v mnoZstve od 1 do 50 molarnych percent,
vztiahnuté na ester. Vyhodné je pouzZitie acetonkyanhydrinu alebo
trimetylsilylkyanidu, napriklad v mnoZstve od 5 do 15 molarnych percent, vyhodne

10 molarnych percent, vztiahnuté na ester.

Spracovanie sa mézZe uskutoénit sposobom, ktory je vSeobecne znamy.
Reakéna zmes sa napriklad okysli so zriedenou minerainou kyselinou, ako je 5 %-
na kyselina chlorovodikova alebo kyselina sirova, a extrahuje sa s organickym
rozpUstadiom, napriklad s metylénchloridom alebo etylacetatom. Organicky extrakt
sa mozZe extrahovat s 5- aZ 10 %-nym roztokom uhliCitanu alkalického kovu,
napriklad s roztokom uhlicitanu sodného alebo uhlicitanu draselného. Vodna faza
sa okysli a vysledna zrazenina sa odfiltruje odsatim a/alebo sa extrahuje

s metylénchloridom alebo etylacetatom, a zmes sa vysusi a zahusti.

(Priklady pripravy esterov hydroxypyrazolov a priklady na preSmyk esterov
st uvedené napriklad v dokumentoch EP-A 282 944 a US 4 643 757).
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Avsak je taktiez moZné pripravit ,acylacny produkt’ vzorca IV in sity,
reakciou pyrazolu vzorca |Il, alebo jeho alkalickej kovovej soli, s 3-
(heterocyklyl)benzénovym derivatom vzorca V, v pritomnosti oxidu uholnatého,

katalyzatora a zasady.

Cco

OH + [catalyst]

-

Base

(II) (V)

(IV)

(I) where R’ = OH

L? znamena odstupujicu skupinu, ako je halogén, napriklad chlér, brém
alebo jod, alebo sulfonat, ako je mezylat alebo triflat; priom vyhodnym je bréom
alebo triflat.

LAcylacny produkt‘ vzorca IV mozZe reagovat priamo alebo nepriamo, za

vzniku 3—(heterocyklyl)benzoylpyrazolového derivatu vzorca I.

Vhodnymi katalyzatormi si komplexy ligandov paladia, v ktorych je paladium
pritomné v oxidacnom stupni 0, kovové paladium, ktoré je pripadne naabsorbované

na nosi¢i, a vyhodne dvojmocné soli paladia. Reakcia s dvojmocnymi sofami
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paladia a kovovym paladiom sa vyhodne uskutocriuje v pritomnosti komplexnych

ligandov.

Prikladom vhodnych komplexov ligandov paladia(0) je tetrakis(trifenylfosfin)-

paladium.

Kovové paladium sa vyhodne absorbuje na inertnom nosici, ako je napriklad
aktivne uhlie, oxid kremicity, oxid hlinity, siran barnaty alebo uhliCitan vapenaty.
Reakcia sa vyhodne uskutocriuje v pritomnosti komplexnych ligandov, ako je

napriklad trifenylfosfin.

Prikladmi vhodnych soli paladia(ll) je octan paladnaty a chlorid paladnaty.
Vyhodna je pritomnost komplexnych ligandov, ako je napriklad trifenylifosfin.

Vhodné komplexné ligandy pre komplexy ligandov paladia alebo
v pritomnosti ktorych sa vyhodne uskutoiiuje reakcia s kovovym paladiom alebo
s dvojmocnymi sofami paladia, su terciarne fosfiny, ktorych Struktira je

reprezentovana nasledujacimi vzorcami:

kde z znamena 1 aZ 4 a zvysky R" az R znamenaju C;-Cg-alkylovii skupinu, C3-Ce-
cykloalkylovi skupinu, aryl-C;-C,-alkylova skupinu alebo, vyhodne, arylova
skupinu. Arylom je napriklad naftyl a nesubstituovany alebo substituovany fenyi,
ako je napriklad 2-tolyl a, predovsetkym, nesubstituovany fenyl.

Komplexné paladiové soli sa mozZu pripravit s pouzitim vSeobecne znameho
postupu, pricom sa vychadza z komercéne dostupnych paladiovych soli, ako je
chlorid paladnaty alebo octan paladnaty a vhodnych fosfinov, ako je napriklad
trifenylfosfin alebo 1,2-bis(difenylfosfin)etan. Mnohé z komplexnych paladiovych
soli si komercne dostupné. Vyhodnymi paladiovymi sofami su [(R)(+)2,2-
bis(difenylfosfin)-1,1’-binaftyl]paladium(il)chlorid,
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bis(trifenylfosfin)paladium(ll)acetat a predovsetkym bis(trifenylfosfin)-paladium-
(I))chlorid.

Paladiovy katalyzator sa zvyCajne pouZiva v koncentracii od 0,05 do 5

molarnych percent a vyhodne 1 az 3 molarne percenta.

Vhodnymi zasadami su terciarne aminy, ako je napriklad N-metylpiperidin,
etyldiizopropylamin, 1,8-bisdimetylaminonaftalén alebo predovSetkym trietylamin.
TaktieZz vhodné su uhliéitany alkalickych kovov, ako je napriklad uhlicitan sodny
alebo uhliditan draseiny. Vhodné su vsak tieZz zmesi uhliitanu draselného a
trietylaminu.

Vo vSeobecnosti sa pouZiva od 2 do 4 molarnych ekvivalentov,
predov§etkym 2 molarne ekvivalenty, uhli¢itanu alkalického kovu a od 1 do 4
molarne ekvivalenty, predovietkym 2 molarne ekvivalenty, terciarneho aminu,

vztiahnuté na 3—(heterocyklyl)benzénovy derivat vzorca V.

Vhodnymi rozpustadlami su nitrily, ako je benzonitril a acetonitril, amidy, ako
je dimetylformamid, dimetylacetamid, tetra-C;-C4-alkylmoCoviny alebo N-
metylpyrolidén, a vyhodne étery, ako je tetrahydrofuran a metyl-terc-butyléter.

PredovSetkym vyhodné su étery, ako je 1,4-dioxan a dimetoxyetan.
Sposob B:

Zlaéeniny vzorca |, v ktorom R” = hydroxylovi skupinu, sa ziskaji reakciou
zIG&enin vzorca I, vktorom R’ = hydroxylova skupina, s alkylaénymi Einidlami,
sulfonylaénymi Ginidlami alebo acylaénymi €inidlami L°-R™ (V).

(I) where R’ = OH (VI) (I) where R’ = OR™
(=R’ F OH)
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L® znamena nukleofilne nahraditeln( odstupujicu skupinu, ako je halogén,
napriklad brém alebo chlér, acyloxylovi skupinu, napriklad acetyloxy,
etylkarbonyloxy, alebo alkylsulfonyloxy, napriklad metylsulfonyloxy alebo
trifluérmetylsulfonyloxy.

R™ znamena C,—Cs~alkylovi skupinu, C;—~Ce—alkenylovii skupinu, Ci~Ce—
alkylsulfonylylovi skupinu, Ci—Ce—alkylkarbonylovi skupinu, Cs-Ce-(alkyitio)-
karbonylov skupinu, fenylsulfonylovi skupinu alebo fenylkarbonylovd skupinu,
pricom fenylovy zvySok dvoch poslednych uvedenych substituentov mdZe byt
diastoéne alebo uplne halogénovany al/alebo méze niest jednu az ftri
z nasledujucich skupin, ako je: nitroskupina, kyanoskupina, C;—C.—alkylova
skupina, C,—C-halogénalkylova skupina, C,~C,~alkoxylova skupina alebo C—C.—
halogénalkoxylova skupina.

Zluceniny vzorca VI sa mdzZu pouzif priamo, ako napriklad v pripade
sulfonylhalogenidov alebo anhydridov kyseliny sulfénovej, alebo sa generovat in
situ, napriklad aktivovat sulfonové kyseliny (s pouzZitim kyseliny sulfénovej a

dicyklohexyl-karbonyldiimidu, karbonyldiimidazolu, a podobne).

Vychodiskové materidly sa vo vSeobecnosti pouZivaji v ekvimolarnych
mnozZstvach. Avéak vyhodnym moZe byt tieZ pouZitie nadbytku jednej zloZky alebo
druhej zloZky.

Pripadne moZe byt vyhodné, ak sa reakcia uskutonuje v pritomnosti
zasady. Reakéné cinidla a pomocna zasada sa tu vyhodne pouZivaju
v ekvimolarnych mnoZstvach. V urcitych pripadoch méZe byt vyhodny nadbytok
pomocnej zasady, napriklad od 1,5 do 3 molarnych ekvivalentov, vztiahnuté na

zluéeninu vzorca |.

Vhodnymi pomocnymi zasadami su terciarne alkylaminy, ako je napriklad
trietylamin, pyridin, uhlicitany alkalickych kovov, napriklad uhlicitan sodny alebo
uhliéitan draselny, a hydridy alkalickych kovov, napriklad hydrid sodny. Vyhodné je

pouzitie trietylaminu a pyridinu.
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Vhodnymi rozpustadlami su napriklad chlérované uhlovodiky, ako je
napriklad metylénchlorid a 1,2-dichléretan, aromatické uhfovodiky, napriklad
toluén, xylén, chldérbenzén, étery, ako je dietyléter, metyl-ferc-butyléter,
tetrahydrofuran a dioxan, polarne aprotické rozpastadla, ako je acetonitril,

dimetylformamid, dimetylsulfoxid, alebo estery, ako je etylacetat, alebo ich zmesi.

Vo vSeobecnosti sa reakéna teplota pohybuje v rozsahu od 0 °C po teplotu

varu reakcnej zmesi.

Spracovanie sa moZe uskutochiovat sposobom, ktory je vSeobecne znamy,

priCom sa ziska produkt.

Pyrazoly vzorca Il, ktoré sa pouzivaju ako vychodiskové materialy, su
zname, alebo sa moZu pripravit s pouzitim spésobov, ktoré su vSeobecne zname
(napriklad EP-A 240 001 a J. Prakt. Chem. 315, 383 (1973)).

Aktivované benzoové kyseliny vzorca lllo sa mdzZu ziskat s pouzitim
spdsobu, ktory je beZne znamy, z benzoovych kyselin vzorca IlIf. Posledne
menované sa ziskaju hydrolyzou zodpovedajicich esterov vzorca VII. Tieto sa
moéZu pripravit konverziou oximu alebo hydrazénu vzorca Vill na zodpovedaitici
halogenid kyseliny hydroxamovej, predovSetkym chlorid kyseliny hydroxamove;j,
alebo karbohydrazidhalogenid, predovsetkym karbohydrazidchlorid; pricom sa
ziska nitriloxid alebo nitrilimin in situ a tento sa necha reagovat s alkénom
(porovnaj napriklad Chem. Ber. 106, 3258 — 3274 (1973).
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0 R!
XH R R'
x ~——"
L N R /_\Rs
R® —_
(VIII) (VII)

Hydrolysis

(IIIB)

L* znamena C,—Cs—alkoxylovy zvySok.

Avsak, benzoové kyseliny vzorca IlIf sa mozu tiez pripravit konverziou
oximu alebo hydrazénu vzorca IX na zodpovedajtce nitriloxidy alebo nitriliminy a
tieto sa nechaju reagovat s alkénmi, za vzniku zodpovedajlcich cykloadiCnych
produktov (porovnaj napriklad Chem. Ber. 106, 3252 - 3274 (1973)). Teda,
napriklad oxim vzorca IX (X = O) sa oxiduje s chléornanom sodnym a necha sa
reagovat s vhodnym alkénom v inertnom rozpustadle, ako je metylénchlorid,
chloroform, tetrahydrofuran, dioxan alebo acetonitril. Produkt sa potom,
v pritomnosti katalyzatora a zasady, konvertuje na kyselinu benzoovu vzorca IlI,

s pouzitim oxidu uhofnatého a vody.
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Co, H:0
[catalyst]

(ITIB)

L? znamena odstupujicu skupinu, ako je halogén, napriklad chiér, brém

alebo jod, alebo sulfonatu, ako je mezylat alebo triflat; vyhodne brom alebo triflat.

Pokial ide o karbonylacnu reakciu, analogicky plati to, co bolo uvedené

vysSie.

Priklady uskutocnenia vynalezu

4-[2-Chlér-3—(4,5-dihydroizoxazol-3-yl)-4-metylsulfonylbenzoyl]-5-hydroxy-1-(1,1-
dimetyl-1-etyl)-1H-pyrazol (zlticenina.1)

2,32 g (0,02 mol) 1-(1,1—dimetyl—1-etyl)~5-hydroxy—1H- pyrazolu a 2,3 g
(0,02 mol) uhli¢itanu draselného sa pridalo k roztoku 5,4 g (0,02 mol) 2—chl6r-3-
(4,5—dihydro-izoxazol-3-yl)-4—-metylsulfonylbenzoylchloridu v 100 mi etylénglykol-
dimetyl-éteru a zmes sa mieSala cez noc. Zmes sa potom nechala refluxovat pocas
3 hodin, rozpustadlo sa oddestilovalo, zvySok sa vytrepal v 300 ml vody a premyl
sa s metylénchloridom a vodna faza sa okyslila na hodnotu pH = 3 s pouzitim
10 %-nej kyseliny chlorovodikovej. Zrazenina sa odfiltrovala odsatim a vysusila sa
pri teplote 40°C. Takto sa ziskalo 46 g (65% tedrie) 4-[2-chl6r-3-(4,5-
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dihydroizoxazol~3—yl)—4—metylsulfonylbenzoyl}-5-hydroxy-1-(1, 1-~dimetyl-1~
etyl)-1H-pyrazolu].

Okrem vysSie uvedenej zluc¢eniny st v tabulke 2 zosumarizované dalSie 3-
(heterocyklyl)substituované benzoylpyrazoly vzorca |, ktoré sa pripravili alebo sa

daju pripravit s pouzitim analogickych postupov.
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3—(heterocyklyl)benzoylpyrazolové derivaty vzorca | a ich pofnohospodarsky
vyuzitefné soli si vhodné, ako vo forme izomérnych zmesi tak aj vo forme cistych
izomérov, ako herbicidy. Herbicidne kompozicie obsahujice zli€eniny vzorca |
velmi Gginne nidia vegetaciu na nepestovatelskych plochach, predovsetkym pri
vysokych davkach aplikacie. Pésobia proti sirokolistym burinam a Skodlivym
travam v plodinach, ako je pSenica, ryZa, kukurica, sdja a bavinik, bez toho aby
sposobili akékolvek signifikantné poskodenie pofnohospodarskych plodin. Tento
G&inok sa pozoruje predovsetkym pri nizkych aplikaénych davkach.

V zavislosti od pouZitého spdsobu aplikacie, zlieniny vzorca |, alebo
kompozicie ktoré ich obsahujd, sa méZu okrem toho pouZit v celom rade dalsich
pofnohospodarskych plodin na eliminaciu neZiaducich rastlin. Prikladmi vhodnych

plodin su nasledujuce:

Allium cepa, Ananas comosus, Arachis hypogaea, Asparagus officinalis,
Beta vulgaris druh altissima, Beta vulgaris druh rapa, Brassica napus ndroda
napus, Brassica napus odroda napobrassica, Brassica rapa odroda silvestris,
Camellia sinensis, Carthamus tinctorius, Carya illinoinensis, Citrus limon, Citrus
sinensis, Coffea arabica (Coffea canephora, Coffea liberica), Cucumis sativus,
Cynodon dactylon, Daucus carota, Elaeis guineensis, Fragaria vesca, Glycine max,
Gossypium hirsutum, (Gossypium arboreum, Gossypium herbaceum, Gossypium
vitifolium), Helianthus annuus, Hevea brasiliensis, Hordeum vulgare, Humulus
lupulus, Ipomoea batatas, Juglans regia, Lens culinaris, Linum usitatissimum,
Lycopersicon lycopersicum, Malus druh, Manihot esculenta, Medicago sativa, Musa
druh, Nicotiana tabacum (N.rustica), Olea europaea, Oryza sativa, Phaseolus
lunatus, Phaseolus vulgaris, Picea abies, Pinus druh, Pisum sativum, Prunus
avium, Prunus persica, Pyrus communis, Ribes sylvestre, Ricinus communis,
Saccharum officinarum, Secale cereale, Solanum tuberosum, Sorghum bicolor (S.
vulgare), Theobroma cacao, Trifolium pratense, Triticum aestivum, Triticum durum,

Vicia faba, Vitis vinifera a Zea mays.

Okrem toho sa zlGceniny vzorca | mdZu pouZit v polnohospodarskych
plodinach, ktoré su tolerantné na ucinok herbicidov z ddvodu §fachtenia, vratane

metdd genetického inZinierstva.
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Zlaéeniny vzorca | alebo herbicidne kompozicie, ktoré ich obsahuju, sa
mézu pouZit napriklad vo forme priamo striekatefnych vodnych roztokov, praskov,
suspenzii, tieZ vysoko koncentrovanych vodnych, olejovych alebo inych suspenzii
alebo disperzii, emulzii, olejovych disperzii, past, poprasovacich prostriedkov,
posypovych prostriedkov alebo granulatov, postrekovanim, rozstrekovanim vo
forme hmly, rozprasovanim, rozsypanim alebo zalievanim. Formy pouzitia zavisia
od Géelu pouZitia, vkaZzdom pripade by sa vsak malo zabezpecit co mozno

najjemnejsie rozdelenie ucinnych zlicenin podla vynalezu.

Herbicidne kompozicie obsahuji herbicidne GCinné mnoZstvo najmenej
jednej zlGéeniny vzorca | alebo pofnohospodarsky vyuzZitelné soli zluceniny vzorca
I, a pomocné latky, ktoré sa zvyCajne pouZivaju pri Uprave pripravkov na ochranu

rastlin.

Vo vseobecnosti vhodné inertné pomocné latky zahriuja: frakcie
mineralnych olejov so strednou alebo vysokou teplotou varu, ako je petrolej a
motorova nafta, dalej Giernouholné dechtové oleje a oleje rastlinného alebo
Zivodisneho pdvodu, alifatické, cyklické a aromatické uhlovodiky, napriklad
parafiny, tetrahydronaftalén, alkylované naftalény a ich derivaty, alkylované
benzény a ich derivaty, alkoholy, ako je metanol, etanol, propanol, butanol a
cyklohexanol, ketony, ako je cyklohexanén, alebo silné polarne rozpustadia,

naprikiad aminy, ako je N-metylpyrolidon a voda.

Vodné aplikaéné formy sa méZu pripravit z emulznych koncentratov,
suspenzii, past, zmacatelnych praskov alebo vo vode dispergovatelnych
granulatov pridanim vody. Na pripravu emulzii, past alebo olejovych disperzii sa
herbicidna zmes, samotna alebo rozpustena v oleji alebo v rozpustadlie, mdze
homogenizovat vo vode s pouZitim zmacacich cinidiel, zahusfovadiel,
dispergaénych Ginidiel alebo emulgaénych ¢inidiel. Alternativne sa vSak mézu tiez
pripravit tiez koncentraty pozostavajuce z Géinnej latky, zmacacieho Cinidla,
zahustovadla, dispergacéného é&inidla alebo emulgacného d&inidla a pripadne

rozpustadla alebo oleja, a tieto koncentraty si vhodné na riedenie vodou.
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Vhodnymi povrchovo aktivnymi latkami su soli alkalickych kovov, soli kovov
alkalickych zemin a aménne soli aromatickych sulfonovych kyselin, napriklad
kyseliny ligninsulfénovej, kyseliny fenolsulfénovej, kyseliny naftalénsulfonovej a
kyseliny dibutylnaftalénsulfonovej, a mastnych kyselin, alkyl- a alkylarylsulfonatov,
alkylsulfatov, laurylétersulfaty a sulfaty mastnych alkoholov a soli sulfatovanych
hexa-, hepta- a oktadekanolov a glykolétery mastnych alkoholov, kondenzacné
produkty sulfénovaného naftalénu a jeho derivatov s formaldehydom, kondenzacné
produkty naftalénu alebo naftalénsulfénovych kyselin s fenolom a formaldehydom,
polyoxyetylén-oktylfenyléter, etoxylovany izooktyl-, oktyl- alebo nonylfenol,
alkylfenyl- a tributylfenyl-polyglykolétery, alkylarylpolyéteralkoholy, izotridecyl-
alkohol, kondenzaéné produkty mastnych alkoholov s etylénoxidom, etoxylovany
ricinovy olej, polyoxyetylénalkylétery alebo polyoxypropylénalkylétery, lauryl-
alkoholpolyglykoléteracetat,  sorbitolestery, ligninsulfitové  vyluhy  alebo

metylceluldza.

Praskovité, posypové alebo popraSovacie prostriedky sa mdZu pripravit

zmiesanim alebo spoloénym rozomiefanim G¢innych zlicenin s pevnym nosicom.

Granulaty, napriklad obafované granulaty, impregnované granuidty a
homogénne granulaty, sa mdZu pripravit naviazanim Ucinnych zloZiek na pevné
nosice. Pevnymi nosiémi su mineraine hlinky, ako s kremeliny, silikagely,
kremicitany, mastenec, kaolin, vapenec, vapno, krieda, bolus, spras, il, dolomit,
diatomhlinka, siran vapenaty, siran horecnaty, oxid horecnaty, mleté syntetické
materialy, hnojiva, ako je siran amonny, fosforeénan aménny, dusicnan amonny,
mocoviny a produkty rastlinného povodu, ako je obilna mucka, mucka zo stromovej
kary, drevna micka a mucka z orechovych Skrupin, praskova celuléza alebo dalsie

pevné nosice.

Koncentracie zlucenin vzorca | v pripravkoch na priame pouzitie sa mozu
menit v §irokom rozmedzi. Vo vSeobecnosti pripravky obsahuju od priblizne 0,001
do 98 % hmotnostnych, vyhodne 0,01 aZz 95 % hmotnostnych, najmenej jednej
Géinnej zluéeniny. Uéinné zluéeniny sa pouziji v Cistote od 90 % do 100 %,
vyhodne 95 % aZ 100 % (podfa NMR spektra).
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Pripravu takychto pripravkov ilustruji nasledujice priklady pripravy:

20 dielov hmotnostnych zliéeniny €. 2.2 sa rozpustilo vzmesi
pozostavajlicej z 80 dielov hmotnostnych alkylovaného benzénu, 10 dielov
hmotnostnych aduktu 8 aZ 10 mol etylénoxidu ku 1 mol N-
monoetanolamidu kyseliny olejovej, 5 dielov hmotnostnych dodecyl-
benzénsulfonatu vapenatého a 5 dielov hmotnostnych aduktu 40 mol
etylénoxidu ku 1 mol ricinového oleja. Vliatim roztoku do 100 000 dielov
hmotnostnych vody a jeho jemnou distribticiou sa ziska vodna disperzia,

ktora obsahuje 0,02 % hmotnostnych ucinnej zliceniny.

20 dielov hmotnostnych zliéeniny €. 2.8 sa rozpustilo vzmesi
pozostavajicej zo 40 dielov hmotnostnych cyklohexanénu, 30 dielov
hmotnostnych izobutanolu, 20 dielov hmotnostnych aduktu 7 mol
etylénoxidu ku 1 mol izooktylfenolu a 10 dielov hmotnostnych aduktu
40 mol etylénoxidu ku 1 mol ricinového oleja. Vliatim roztoku do 100 000
dielov hmotnostnych vody a jeho jemnou distribliciou sa ziska vodna

disperzia, ktora obsahuje 0,02 % hmotnostnych Gcinnej zliceniny.

20 dielov hmotnostnych Gcinnej zlGceniny €. 2.8 sa rozpustilo v zmesi
pozostavajicej z 25 dielov hmotnostnych cyklohexan6nu, 65 dielov
hmotnostnych frakcie mineraineho oleja s teplotou varu 210 aZ 280 °C a
10 dielov hmotnostnych aduktu 40 mol etylénoxidu ku 1 mol ricinového
oleja. Vliatim roztoku do 100 000 dielov hmotnostnych vody a jeho jemnou
distribticiou sa ziska vodna disperzia, ktora obsahuje 0,02 % hmotnostnych

ucinnej zlaceniny.

20 dielov hmotnostnych Géinnej €. 2.2 sa dokladne zmieSalo s 3 dielmi
hmotnostnymi diizobutyInaftalénsulfonatu sodného, 17 dielmi hmotnostny-
mi sodnej soli ligninsulfonovej kyseliny zo sulfitovych vyluhov a 60 dielmi
hmotnostnymi praskového silikagélu a zmes sa zomlela na kladivkovom
mlyne. Jemnou distribuciou zmesi v 20 000 dieloch hmotnostnych vody sa
ziska postrekova zmes, ktora obsahuje 0,1 % hmotnostné ucinnej

zluceniny.
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3 diely hmotnostné uéinnej zliceniny ¢. 2.8 sa zmieSalo s 97 dielmi
hmotnostnymi jemne zomletého kaolinu. Takto sa ziska popraSovaci

prostriedok, ktory obsahuje 3 % hmotnostné ucinnej zliceniny.

20 dielov hmotnostnych G&innej zlugeniny €. 2.2 sa dokladne zmiesalo
s 2 dielmi hmotnostnymi dodecylbenzénsulfonatu vapenatého, 8 dielmi
hmotnostnymi polyglykoléteru mastnych kyselin, 2 dielmi hmotnostnymi
sodnej soli kondenzaéného produktu fenol/mocovina/formaldehyd a 68
dielmi hmotnostnych parafinového mineraineho oleja. Takto sa ziska

stabilna olejova disperzia.

1 diel hmotnostny Géinnej zluceniny €. 2.8 sa rozpustilo vzmesi
pozostavajlicej zo 70 dielov hmotnostnych cyklohexanénu, 20 dielov
hmotnostnych etoxylovaného izooktylfenolu a 10 dielov hmotnostnych
etoxylovaného ricinového oleja. Takto sa ziska stabilny emulzny

koncentrat.

1 diel hmotnostny ucinnej zliceniny €. 2.2 sa rozpustil vzmesi
pozostavajlicej z 80 dielov hmotnostnych cyklohexanénu a 20 dielov
hmotnostnych pripravku Wettol® EM 31 (= neiénovy emulgator na baze
etoxylovaného ricinového oleja). Takto sa ziska stabilny emulzny

koncentrat.

Herbicidne kompozicie alebo zlUceniny vzorca | sa mdzu aplikovat pre-

alebo post-emergentne. Ak su UEinné zliceniny menej tolerované urcitymi

pofnohospodarskymi plodinami, méZu sa pouZit aplikacné techniky, pri ktorych sa

herbicidne kompozicie rozstrekuji, pomocou postrekovacieho zariadenia, takym

sposobom, Ze prichadzaju do o najmensSieho kontaktu, ako vébec pridu do

kontaktu, s listami citlivych pofnohospodarskych plodin, zatial ¢o ucinné zluceniny

zasiahnu listy pod nimi rastucich neZiaddcich rastlin alebo nezarasteny povrch

pody.

Aplikaéné davky zliéenin vzorca | predstavuja od 0,001 do 3,0 kg/ha,

vyhodne 0,01 aZ 1,0 kg/ha Gcinnej latky, v zavislosti od ciefa nicenia, obdobia,

cielenych rastlin a stadia rastu.
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Na dosiahnutie spektra aktivity a dosiahnutia synergickych u€inkov sa 3-
(heterocyklyl)benzoylpyrazolové derivaty vzorca | méZu zmieSat s velkym poctom
reprezentantov inych skupin herbicidne GEinnych zlGcenin alebo ucinnych zlacenin
regulujucich rast rastlin a potom sa aplikovat spoloéne. Vhodnymi zlozkami pre
zmesi su napriklad 1,2,4-tiadiazoly, 1,3,4-tiadiazoly, amidy, kyselina
aminofosforeéna a jej derivaty, aminotriazoly, anilidy, (het)aryloxyalkanové kyseliny
a ich derivaty, kyselina benzoovd a jej derivaty, benzotiadiazinony, 2-
(hetaroyl/aroyl)-1,3-cyklohexanediony, hetarylarylketény, benzylizoxazolidinény,
meta-CFs-fenylové derivaty, karbamaty, kyselina chinolinkarboxylova a jej derivaty,
chléracetanilidy, cyklohexenonoximéterové derivaty, diaziny, kyselina dichlor-
propidnova a jej derivaty, dihydrobenzofurany, dihydrofuran-3-6ny, dinitroaniliny,
dinitrofenoly, difenylétery, dipyridyly, kyseliny halogénkarboxylové a ich derivaty,
modoviny, 3-fenyluracily, imidazoly, imidazolinény, N-fenyl-3,4,5,6-tetra-
hydroftalimidy, oxadiazoly, oxirany, fenoly, estery aryloxy- a hetaryl-
oxyfenoxypropiénovych kyselin, kyselina fenyloctovej a jej derivaty, kyselina 2-
fenylpropionova a jej derivaty, pyrazoly, fenylpyrazoly, pyridaziny, kyselina
pyridinkarboxylova a jej derivaty, pyrimidylétery, sulfénamidy, sulfonylmocoviny,

triaziny, triazinony, triazolindny, triazolkarboxamidy a uracily.

Dalej mdZe byt vyhodnym aplikovat zluceniny vzorca |, samotné alebo
spoloéne v kombinacii s dalSimi herbicidmi, taktiez vo forme zmesi s dalSimi
prostriedkami na ochranu rastlin, napriklad spolu s prostriedkami na nicenie
§kodcov alebo fytopatogénnych hub alebo baktérii. Vyznamna je tiezZ mieSatefnost
s roztokmi mineralnych soli, ktoré sa pouZivaji na upravu vyZivy a deficitu
stopovych prvkov. TaktieZ sa mézu pridat nefytotoxické oleje a olejové

koncentraty.
Priklady pouzitia

Herbicidna Gcinnost 3-(heterocyklyl)benzoylpyrazolovych derivatov vzorca |

sa demonstrovala v nasledujlcich sklenikovych experimentoch:
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PouZitymi kultivaénymi nadobami boli ¢repniky z umelej hmoty, ktoré
obsahovali hlinity piesok s priblizne 3,0 % humusu ako substrat. Semena

testovanych rastlin sa vysiali oddelene pre kazdy druh.

Na pre-emergentné oSetrenie sa ucinné zluceniny, ktoré sa suspendovali
alebo emulgovali vo vode, aplikovali priamo po vysiati pomocou trysiek s jemnou
distribaciou. Nadoby sa mierne zaviaZovali, aby sa podporilo klicenie a rast a
nasledne sa zakryli priehfadnymi plastickymi priklopmi, az pokym sa rastliny
nezakorenili. Toto zakrytie spdsobilo rovnomerné klicenie testovanych rastlin,
pokial toto nebolo nepriaznivo ovplyvnené Gcinnymi zlG¢eninami.

Na post-emergentné oSetrenie sa testované rastliny najskor nechali vyrast
az do vysky 3 aZ 15 cm, v zdvislosti od povahy rastliny, a aZ potom sa oSetrili
s G€innymi zliceninami, ktoré sa suspendovali alebo emulgovali vo vode.
Testované rastliny sa na tento Gcel vysiali bud priamo a nechali sa rast v tych
istych nadobach alebo sa najskor nechali rast oddelene ako sadenice a preniesli
sa do testovanych nadob niekofko dni pred oSetrenim. Aplikaéna davka pre post-
emergentné oSetrenie predstavovala 0,25, 0,125 alebo 0,0625 kg Uuginne;

zluceniny/ha.

V zavislosti od druhu sa rastliny udrZiavali pri teplote 10 aZ 25 °C alebo pri
teplote 20 aZ 35 °C . Testované obdobie predstavovalo 2 aZ 4 tyZdne. Pocas tohto

obdobia sa rastliny oSetrovali a hodnotila sa ich odozva na jednotlivé oSetrenia.

Vyhodnotenie sa uskutocnilo s pouzitim stupnice od 0 do 100. 100
znamena, Ze rastliny nevyklicili alebo znamenad Upiné zniéenie najmene;
nadzemnej Casti rastlin a 0 znamena Ziadne poskodenie alebo normainy priebeh

rastu.

Rastlinami pouzitymi v sklenikovych experimentoch boli nasledujice druhy:

Vedecky nazov VSeobecny nazov
Chenopodium album Mrlik biely
Echinochloa crus—galli JeZatka kuria
Ipomoea ssp. Druhy povojnica
Polygonum persicaria Stavikrv broskynolisty
Setaria faberi Bar obrovsky
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Vedecky nazov

VSeobecny nazov

Setaria viridis

Bar zeleny

Sinapis alba

Horcica biela

Solanum nigrum

Lufok Cierny

Pri aplikacnych davkach 0,25 kg/ha alebo 0,125 kg/ha ziucenina 2.2

(Tabulka 2) vykazovala velmi dobry post-emergentny ucinok ako proti Skodlivym

travam, ako je jeZatka kuria a bar zeleny, tak aj proti burinam, ako je mrlik biely,

stavikrv broskynolisty a fufok cierny. Okrem toho vykazuje zlicenina 2.8 (Tabulka

2) pri vyssSie uvedenych podmienkach velmi dobry Gcinok proti neZiadicim

rastlinam, ako je jezatka kuria, bar obrovsky, povojnica, horica biela a Fufok

Cierny.



-83- '_:E....E E:"E.E : :
PATENTOVE NAROKY
1. 3—(heterocyklyl)benzoylpyrazolovy derivat vSeobecného vzorca |
R} X R?
R!! R}
| a (1)
N~ R®
RO po R®

v ktorom:

X znamena O, NH alebo N(C,-Ce-alkyl);

R predstavuje nitroskupinu, halogén, C,—C—alkoxylov( skupinu, C,~C,~
halogénalkoxylovd skupinu, C,-Cs-alkyltioskupinu, C~Cs,-halogén-
alkyl-tioskupinu, C—Cs-alkylsulfonylovi skupinu alebo C,-C,~
halogénalkyl-sulfonylovu skupinu;

R?, R®, R*, R® znamenaju vodik, C;~Csalkylovi skupinu alebo C—C,~
halogénalkylova skupinu;

R® predstavuje halogén, nitroskupinu, C,—~C,~halogénalkylovi skupinu,
C~Csalkoxylovd skupinu, C,—C,-halogénalkoxylovii skupinu, C-
C.—alkyltioskupinu, = C,—C,-halogénalkyltioskupinu, = C;-C.-alkyl-
sulfonylovu skupinu alebo C;~C,—halogénalkylsulfonylovi skupinu;

R’ znamena hydroxylovi skupinu, C;-Ce—alkoxylovli skupinu, Cs~Ce—

alkenyloxylova skupinu, C;—Cs—alkylsulfonyloxylovi skupinu, C—Cs
alkylkarbonyloxylovi skupinu, C1-C4~(alkyltio)karbonyioxylovt
skupinu, fenylsuifonyloxylovi skupinu alebo fenylkarbonyloxylovi
skupinu, kde fenylovy zvySok poslednych dvoch uvedenych
substituentov méZe byt Ciastocne alebo Uplne halogénovany a/alebo
mbze niest jednu aZ tri z nasledujtcich skupin, ako je nitroskupina,

kyanoskupina, C;-Cs-alkylova skupina, C.-C,-halogénalkylova
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skupina, C—-Csalkoxylova skupina alebo C;—C,;-halogénalkoxylova
skupina;

R®, R’®  znamenaji C;—Cs—alkylovu skupinu;

R" predstavuje vodik alebo C,—C4—alkylovi skupinu; kde pocet atomov

uhlika vo zvyskoch R®, R® a R' spolocne predstavuje najviac 7,
R" znamena vodik alebo C,—~C —alkylovu skupinu;
a jeho pofnohospodarsky vyuzitefnych soli.
. 3—(heterocyklyl)benzoylpyrazolovy derivat vzorca | podla naroku 1, v ktorom
X znamena O;

R! predstavuje nitroskupinu, halogén, C,~C.,—alkoxylovi skupinu alebo
C,—Cs—alkyltioskupinu;

R® znamena C,-C,-alkyltioskupinu alebo C,—C,—alkylsulfonylovu

skupinu.
. 3~(heterocyklyl)benzoylpyrazolovy derivat vzorca | podfa naroku 1, v ktorom
X znamena O;

R' predstavuje nitroskupinu, halogén, C.—C—alkoxylovi skupinu alebo
C1—C4—alkyltioskupinu;

R® znamena halogén, nitroskupinu, C,—C.~halogénalkylova skupinu, C;—
C4—alkoxylovu skupinu alebo C;~C,~halogénalkoxylovi skupinu.

. 3-(heterocyklyl)benzoylpyrazolovy derivat vzorca | podla naroku 1, v ktorom
X znamena N(C1—Cgs—alkyl).

. Spdsob pripravy 3—-(heterocyklyl)benzoylpyrazolovych derivatov vzorca |,
vktorom R’ = hydroxylovi skupinu, podfa naroku 1, vyznacujici sa tym, Ze

zahriuje acylaciu pyrazoiu vzorca I
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OH (II)

s aktivovanou kyselinou benzoovou vzorca lllo alebo s kyselinou benzoovou

vzorca llIp,

(ITIa) (IIIB)

kde premenné X, R' az R® a R® az R"" majti vyznamy definované v naroku 1 a L'
znamena nukleofilne nahraditefnd odstupujicu skupinu, a preSmyk acylacného
produktu, v pritomnosti alebo bez pritomnosti katalyzatora, za vzniku zliéenin

vzorca |, v ktorom R’ = hydroxylova skupina.

6. Sposob pripravy 3—(heterocyklyl)benzoylpyrazolovych derivatov vzorca |,
v ktorom R”= OH, podra naroku 1, vyznaéujuci sa tym, ze zahriiuje reakciu
pyrazolu vzorca Il

NS

AN

R g9 R’

OH (II)

v ktorom premenné R°® az R maji vyznamy definované v naroku 1, alebo jeho

alkalickej kovovej soli s 3~(heterocyklyl)benzenénovym derivatom vzorca V
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V)

kde premenné X a R' aZ R® maji vyznamy definované vnaroku 1 a L?
predstavuje odstupujicu skupinu, v pritomnosti oxidu uholfnatého, katalyzatora a

zasady.

. Sposob pripravy 3—(heterocyklyl)benzoylpyrazolové derivaty vzorca |, v ktorom
R’ « hydroxylova skupina, podla naroku 1, vyznadujici sa tym, Ze zahriiuje
reakciu 3—(heterocyklyl)-benzoylpyrazolového derivatu vzorca |, kde R’ =

hydroxylova skupina

(I) where R’ = OH

so zluceninou vzorca VI

L°>-R™ Vi
kde
L znamena nukleofilne nahraditelnu odstupujicu skupinu;
R™ predstavuje C,—Ce—alkylovu skupinu, Cs;~Ce—alkenylovi skupinu, C,—

Ce—alkylsulfonylova skupinu, C,—Cs—alkylkarbonylovii skupinu, C;-C,-
(alkyltio)karbonylovii  skupinu, fenylsulfonylovii skupinu alebo
fenylkarbonylova skupinu, pricom fenylovy zvySok dvoch posiednych
uvedenych substituentov mdzZe byt ciastocne alebo upine
halogénovany a/alebo méZe niest jednu az tri z nasledujicich skupin,

ako je: nitroskupina, kyanoskupina, C,—C,—alkylova skupina, C—C,~
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halogénalkylova skupina, C,—C,-alkoxylova skupina alebo C:—C,-

halogénalkoxylova skupina.

Kompozicia, vyznacujuca sa tym, Ze obsahuje herbicidne uc¢inné mnozstvo
najmenej jedného 3—(heterocyklyl)benzoylpyrazolového derivatu vzorca | alebo
pofnohospodarsky vyuZitelnej soli zlGéeniny vzorca |, podfa ktoréhokolvek
Znarokov 1 aZ 4, a pomocné latky, ktoré sa zvycajne pouZivaji na Upravu

pripravkov na ochranu pofnohospodarskych plodin.

. Sposob pripravy kompozicii podfa naroku 8, vyznacujuci sa tym, Ze zahriuje

zmieSanie herbicidne ucinného mnozstva najmenej jedného 3-(heterocyklyl)-
benzoylpyrazolového derivatu vzorca | alebo polnohospodarsky vyuZitelnej soli
zluceniny vzorca |, podfla ktoréhokolvek z narokov 1 aZ 4, a pomocnych latok,
ktoré sa zvyCajne pouzivaji na Upravu pripravkov na ochranu

pofnohospodarskych plodin.

10. Spdsob nicenia neZiadlcej vegetacie, vyznacujlici sa tym, Ze sa herbicidne

1.

acinné mnozstvo najmenej jedného 3—(heterocyklyl)benzoyi-pyrazolového
derivatu vzorca | alebo pofnohospodarsky vyuZitelnej soli zlueniny vzorca |,
podla ktoréhokolvek z narokov 1 az 4, necha posobit na rastliny, miesto ich

vyskytu a/alebo na semena.

Pouzitie 3—(heterocyklyl)benzoylpyrazolovych derivatov vzorca | a/alebo ich
pofnohospodarsky vyuZitelnych soli, podfa ktoréhokolvek z narokov 1 aZ 4,
ako herbicidov.



	BIBLIOGRAPHY
	DESCRIPTION
	CLAIMS

